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Da sich aber die okolo^scliesh u£di okonomischen Anforderiingen a5i modeirne Jungizide laufend 
erhdhen, beispielsweise was Wirkspektnim, Toxizitat, Selektivitat, AxiiSyiaQdmenge, Ruckstands-. 
bUdimg und gunstige HersfeUbarkeit >an auf- 
treten konnen, besteht die standige neue Fungizide zu enlwickeliii, die mfiundest in Toil- 

10 bereicJien VorteUe gegOTfl^ ^ 

Es i^wdm nim neue Pyraro 

•• ■ .■■ ■■^M'^-- • . ■ - 

n 

■ • ^ • * • ■ ■ - -a 

r1 fur Wass©rstx)fF, gegebenenfalls substituieirtes Alkyl, gegebeneiifalls substituiertes Alkenyl, m 
' ^ 15 gegebenenfells substituiertes AJkiriyl, gegebeneiifalls. stibstituierte Cycloallgrl oder fiir ^ 

gegebenenfalls substituiertes Het«-ocyclyl steht, "5 

"X. 

R2 " fur Wasserstoff Oder Alkyl steht, oder 

r1 und r2 gemeinsam niit dem Stickstpffatom, an das sie gebimden sind, fur einen gegebe- 
nenfalls substituierten heterocycKschen Ring stehen, 

20 r3 fur Wasserstofl^ Halogen, gegebenenfalls substituiertes Alkyl Oder gegebenenfalls substi- 
tuiertes Cycloalkyl steht, 

r4 fiir einen Rest der Formel | steht, worm 

NH, 
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fiir ein Sauerstofifatom, eine HN-Gruppe, eine HON-Gruppe oder Z-0-N== steht, 




5 R4 fiir einen Rest der Fonnel ^ '^ '^ steht, worin 



10 



r6 



r7 

r8 ifto gegebeneafaHs substitui^^ A3^^' gegebeneiifalls isub^titu^ Phbriyl oder 



fiir gegebenenfeUs substituiertes Phenylaiiuno steh^ 
r5 fur Halogen, gegebenenfalls substituiertes Alkoxy, 



gegebenenfalls substituiertes Alkylsi^^ gegebeiierrfalls substituiertes ^i^^ 

nyl steht und . r 



gefiindea. 

WeitCThm wurde gefunden, dass sich 
15 man 



a) , Cyano-Verbindimgen der Formel 




(n) 



indem 



3 



in welcher 



r1, r2, r3, r5 und R^ die oben angegebenen Bedeutungen haben. 



20 



entweder 
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a) mit Sauren und Wasser gegpbenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels 




oder 



y) mit Aimnoiiiumbhiorid in Gegenwart einer Base lihd in Gegenwdrt eiries' Verdun- 
nungsmittels umsetzt. 



oder 

.'^l • ' b) CarbbnylA^erbindungeh der Fonnel 



10 




inwelcher 

r2^ r3^ r5^ 1^6 r7 die oben angegebeden Bedetitiingesn iiaben, 
). irdt Aniino-VerbindungenderFoimel 

H2N-R8 (IV) 

15 inwelcher 

r8 . die oben angegebenen Bedeutungen hat, 

in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators um- 
setzt, wobei die Amino-Verbindungen der Fonnel (TV) auch in Form ihrer Saureadditions-Salae 
eingesetzt werden konnen. 

20 SchlieBlich wurde gefunden, dass sich die Pyra2X)lopyrimidine der Formel (T) sehr gut zur Bekamp- 
fiing von unerwunschten Mikroorganismen eignen. Sie zeigen vor allem eine starke fungizide 
Wirksamkeit imd lassen sich sowohl im Pflanzenschutz als auch im Materialschutz verwenden. 
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Die erfindungsgemaBen Verbindungen kSnnen je nach Substitutionsmuster gegebenenfeUs als 

ijMZ-y Uteo- und erythro-, sowie optischen Isomeren, gegelj|nebfells ab6r kwti m Fo 

'"■"^■"''i^^ii 'vOTiiekefi! .Ist'R^.'^ bdiden'Mmai; ^ 

Die erfindungsgemaBen Pyra2»lopyrimidine sind durch die Foimel (T) allgemein definiert Bevor- 
2Xigt sind diejenigen Stoffe der Fonnel (I), in denen 

fBr Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 KohlenstofiFatomen steht, das einfach bis funffach, 
gleichartig oder verschieden substituiert sein kann diirch Halogen, Cyano, Hydroxy, Alk- 
oxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen xmd/odo: Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, 

fiir Alkenyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder 
verschieden substituiert sein kann durch' Halogen, Cyano, Hydroxy, i^oxy init 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis & KloWenstof&tomen, oder 

fBr Alkinyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomea stbht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder 
verschieden substituiert sein kann durch Halogen, Cyano, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen xmd/oder Cycloalkyl nait 3 bis 6 Kohlenstoffatomei^ 

fur Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, gleichartig 
oder verschieden substituiert sein kann durch Halogep.und/oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatonaen, odea- 
fur gesattigtes oder ungesattigtes Heterocyclyl mit 5 oder 6 Ringgliedem und 1 bis 3 Hete- 
roatomen, wie Stockstofif, Sauerstoff und/oder Schwefel, steht, wobei das Heterocyclyl 
einfach oder zweifach substituiert sein kann durch Halogen, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen, Cyano, Nitro und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen,. 

25 r2 fiir Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen steht, oder 

r1 und r2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fur einen gesattigten 
Oder ungesattigten heterocyclischen Ring mit 3 bis 6 Ringgliedem stehen, wobei der Hete- 
rocyclus ein weiteres Stickstoff-, Sauerstoff- oder Schwefelatom als Ringglied enthalten- 
kann und wobei der Heterocyclus bis zu dreifach substituiert sein kaim durch Fluor, Chlor, 
30 Brom, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und/oder Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 

stoffatomen und 1 bis 9 Fluor- und/oder Chloratomen, 



10 



20 



Rl 



Rl 



15 Rl 



Rl 



Rl 
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fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, lod, AUcyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogen- 




. . .. bis 6 KoUenstoffi 




5 X fiir eiri SaiierstofiFatbm, erne HN-GriQ5 oder Z"0-N= steht, 

wobei Z fiir Alicyl odeir Aiy^ 



Oder 



^ . R* fiir einen Rest der Foimel — rC=N — steht, worin 



IQ r8 fiir Ajkyl mit 1 bis 4 KoMenjstofTatofnen steht, wdbei jeder dei; Alkyl-Reste, eiii&ch dder 
zweifach substituiert seiri kaiin^^^^ 

nyl mit 1 bis 3. KpUmstpffatonien im Alkylteil mid/oder Alkoxycarbonyl mit 1 bis 3 Koh- 
. lenstoffatomen iiQ 

. jto Phenyl steht^ substitniert sein 

15 Iqann' dutch Alkyl imt l.ljiS 4 Kphlebstoffatomei^ AJkoxy mit 1 bis 4 KohlenstofTatoiaexi, 

Halogen, Nitro und/oder Halogenallsyl irdt 1 his '4 KcMdistofiGELtom^ und 1 bis 5 Halo- 
^ genatomen, oder 

R^ fiir Phenylamino steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert 
sein kann durch Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkoxy mit 1 bis 4 KohlenstojSato- 
20 men. Halogen, Nitro und/oder Halogenalkyl niit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 Ha- 

logenatomen, 

R^ fiir Fluor, Chlor, Brom, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkylfhio mit 1 bis 4 Koh- 
lenstoffatomen, Alkylsulfiny] mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen oder Alkylsulfonyl mit 1 bis 
4 Kohlenstoffatomen steht, und 

25 r6 fiir Phenyl steht, das einfach bis vierfach, gleichartig oder verschieden substituiert sein 
kann durch Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl, Thio- 
carbamoyl; 
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jeweils geradkettiges Oder verweigtes Alkyl, A]koxy, AJkylthio. Alkylsulf^^^ 
jeweils geradk^ttiges dder werz 




.• y:5 ; - " ; jCT^ils ' g^Sti^es ' Wweigtes iialogenalkyl, Halogenalkoxy, Halogenalkylthio, 
. ..Haipgem 1 ^ Kohlaistoffetomen 

uad 1 bis 13 gleichen bder yerschie4OTen Haloga?^ 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder HdgoenaJlkenyloxy . nut je- 
weils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 11 gleichen oder verschiedeiiai tiaiogenato- 
10 men; -my-i , ■ - v--^-; .^v.;' ..^j-^::; ■ ■ 

jewefls geradkettiges odCT verzweigtes Alkylainino, piaBg^laniino, Alkylcafbpnyl, Alkyl- 

hifcarbi^ayfe 
imt jeweiis 1 bk6 KoWenstoffatoindn iii^^^ 



15 ' in 2,3-Position veitoapftes i,i-?^o^diyi; i,4-6u^diyl, lyiethylendipxy (-CM3EI2-0) o- 

der 1 ;2-Ethylendioxy (^■<M2-<M2-^^, -^<^^ di^ mehifach, glochar- 

. tig Oder yerschieden substitui^^^^^?^^ 
. ^stof&tomal und/pder Halogeiialkj?!:!!^^ bis 4 K6blenstb£&tbiiien,^^^j^^ 1 bis 9 ^^ichen 

"Oder yerscMedehraHalogenatomfii/!. , ; 

20 Besondersbevor2MgtsinddiejenigenPyira2»lopyriimdinederFormel(f),indei^^ J 
r1 fiir Wasserstoff oder einen Rest der Fonnel 

CH3 CH3 ^/^CN 




CH3 ' 



CH3 CH3 Y 
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CH, 



CH, 





Oder 




steht, 



3 



wobei # die AnkxiiipfungssteUe markiert, 

r1 iind r2 gemeinsam mit dem StickstofiFatom, an da^ sie gebuiiden sind, fur Pyrrplidinyl, 
5 Piperidmyl, Mo*pK^^ ^TMoirioiplto ^^Pipti^aidnyl^- S^S-Dihy^^ (2H)- 

piperidinyl oder Tetrahydro-l(2B0-pyridazmyl stehen, :wobei diese Reste dxjrch 
1 bis 3 Fluoratome, 1 bis 3 Methylgnqypen und/oder Trifluannethyi/substita^ 
seinkonnen, 

Oder 

10 R1 und r2 gemeinsam init dem Stickstofiatomj an das >sie gebwhden sind, fiir einen Rest der 
Formel 



n 



Oder 




N 



stehen. 



R' 



worm 



R* fur Wasserstojff oder Methyl stehl^ 



15 



R" fur Methyl, Ethyl, Fluor, Chlpr oder Trifluonnethyl steht. 



m fur die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht, wobei R" fur gleiche oder verschiedene Reste 
steht, wenn m fur 2 oder 3 steht. 



o 



...^ ^nA-/A-^^c^ PCT/EP2004/013931 
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R*" flu- Methyl, Ethyl, Fluor, CMor Oder Trifluormethylste^^ ^ 

■•• ./und ■ • * - • ••.-^ 

, n fur .die Zahlen 0,;i, 2 BderJ ste|it,-wobe^^ 
;.';v:;i,i.\. . , ■ ■stetiVwenifh'f&;2i'oder 3 ste ..: . • - iV ' 

5 r3 fiirWasserstoff, Fluor, CWor3rom,Iod, Methyl, Ethyl, Isopropyl,Cycl^^^^ 

tyl, Cyclopenlyl, Cyclohexyl, Trifluonnethyl, l-Trifluonnefhyl-W-trifluorefliyl oda: 
Heptafluorisdpropyl steht, 

r4 fur einem Rest der Foimel (p=X stehi; worm 

X fiir ein Sauerstoff?rtpm, esme^ 
10 wobeiZf&Alkyl Oder AiylalkyI steht, Oder 

r7 furWasserstofl^isiethyl Oder Ethyl steht und . . 

r8 fur Alkyl mit 1 oder 2 Kohleii^ffetomen steht, wobei jeder dieser Alkyl-Reste sabstituiert 
• - semkaimdurchMethoxy,Ethoxy.Methylcarbonyl,Etfaylcarb(myl,Me&^ 

15 ' - Ethaxycarbonyl,oder >. 

r8 far Phenyl steht, das einfech bis dreifach, gleicHartig oder verschieden substituiert sein 3 
toim durch Mefliyl. Ethyl, Methoxy, Ethoxy, Fluor, Chlor, Brom, Nitro und/oder Triflu- 
' ormethyl, oder 

r8 fur Phenylamino steht, das einfach bis dreifach, gleichartig od^ verschieden substitueirt 
20 sein kann durch Methyl, Ethyl, Methoxy, Efhoxy. Huor. Chlor, Brom, Nilro md/oder 

Trifluonnethyl, _ 

r5 fiir Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Methylsulfinyl oer Methylsulfonyl 
steht, und 

r6 fDr Phenyl steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substitiert sein kaim 
25 durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Formyl, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- 

oder t-Butyl, Allyl, Propargyl, Methoxy. Ethoxy. n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, 
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n- odo- i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Allylo- 



1, Etfib:^ 



. feoximmoipetliyl/Methoxinm Ethoximinoethyl, Cyclpprppyl, CycloTaulyl, Cyclb- 

peotyl Oder Cycldhexyl, 

10 ^ . . • . -v:m..42,3-:P^.sition l"?" 

Eine ganz besonders bevbi?ugte Gmppe ei^ 
15 ri£sdCTFormel (Di indm . . V ! .?- -- , -. I 



■ ■ Ait: 



r6~ fiif 2^^^^ 2,5- Oder 2,6-<Ksubstituiertes Phenyl, oder 2-subS^tiiiertei? Phenyl oder iur 2,4,6- 
trisubstituiertes Phenyl steht, wobei als Substituenten diejenigen Reste in Rage kominen, 
20 die i^i Rahxaen der Aufzahlung der besondefs bevoraigten Definitionen genamit wurdm. 

Die-zaiAOT^'g^i^^ untereinander in beliebigervWeise kom^ 

werdeii AiiB^rH4mk6 - . / ^ : r 

' Verwendet man 3-(^ano-5-<;Mor-^2-cWor-4-fluor-phenyl)-7<3,3-dimethyl^^^^ 
pyiazolo[l,5.-a]pyrimidm als Ausgangsstoff und verdunnte Schwefelsaure als, Reaktions- 
25 komponente, so kann der Verlauf des erfindungsgeinaBen eifahrens (a, Variante a) dutch das 
folgende Formelschema veranschaulicht werden. 



wo 2005/056556 



10 



PCT/EP2004/013931 



CH3 




Verwendet .inan 3-C/ario-5-bWb^^^ 



uente/ so kann det Vet-laujf des iei 
Formelschema yeranschatiliclit wef dea. 



diirch das folgende 




CH— C(CH3)3 



HO-NH3 Gl® 



CH— CCGH^y 



H2O 



GN 




3/3 



NOH 



Verwendest man 3<}yano^5-cUor-^2-chlor-4-;fluorrpiienyi)-7-(3,3-dimi^^ 

zol6[l,5-a3pyriiriidin .als Ausgangsstofi!, -Animom Reak^ionskoniponaate und Natri- 

1-0 uxn-methylat als Base, so kaim diar Verlauf Yeifahreos (a, Variante 7) 

durcli das folgende Formelscheraa veranschaulicht warden: 



> 



CH, 



I 



CH— C(CH3), 




3/3 



NH4CI 



NaOCH, 



CH, 



CH— C(CH3), 




'3J3 
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Verwendet man 3-Forinyl-5K:hlor-6<2-cMor-4-fluor-phenyl)-7T(33-<^ 




'1 



Die bei der Durchfuhnmg des erfihdimgsgemaBen Verfahrens (a) als Ausgang^stoffe boaoiigten 
Cyano-Verbindxmgen sind durch die Formel (S) aUgemein definiert In dieser Eprmel haben R1, 
r2, r3, r5 und yorzugsweise diejenigen Bedeutungea, die bereits imrZx^^ 
10 Bescbreibxmg der erfedungsgemaBen b^rorzugt 
genannt wurden. 

Die Cyano-Verbindungen der Formel (ST) lassen sich herstellen, indem man 

c) Halogen-pyrazolopyrimidine der Formel * 




(V) 



15 



in welcher 



r3 und die oben ahgegeben^ Bedeutungen haben. 



fur Halogen steht und 
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y1 fur Halogen steht. 



cvr> . , - - ° 

v::.-, ^ .-■ ■ ■ ' , .-X. / ■ ^ • 

inwelcher ... 
r1 und r2 die oben angegebenen Bedeutungen haben, ^ 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart ei- 
nes Katalysators imd gegebenenfalls in Gegenwart eines Saureakzeptors, nmsetzt, und ge-: 
gebenenfalls in einem zweiten Schritt die so erhaltenen Cy ano-Verbiiidungen der Formel 




(na) 



.inwelcher 

r1,r2^r3^ j^6un(jxl die oben arigegebeneBedeutim 
niit Verbindungen der Foimel 

R9-Me \ (Vn) 

inwelcher 

rP fur gegebenenfalls substituiertes Alkoxy, gegebenenfalls substituiertes Alkylthio, 
gegebenenfalls substituiertes Alkylsulfinyl oder gegebenenfalls substituiertes Al- 
kylsulfonyl steht und 

Me fur Natrium oder Kalium steht, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdimnungsmittels umsetzt. 



Die Halogen-pyrazolopyrimidine der Formel (V) sind bekannt oder lassen sich nach bekannten 
Methodenherstellen (vgl. DE-A 103 28 996 undPCT/EP 03/05 159). 
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So erhalt man Halogen-p>Tazolopyriinidme der Fonnel (V), indem man 




Q 



in welcher 



R^imdR^ die oben angegebeaaen B^^deutmig^ha^ ' 



10 



Die l^ihydroxy-pyrazolopyrimidiQe def Formel (Vni) la^sea sicii herstelleii^^ 



; e) . Aryl.Tmalonester d 



CDOR 



10. 



R— CH 



um- 



in welclier 

die oben angegebenen Bedeutun^en hat iind 
- rIO . fur Alley Isteht, 



nrit Aiiiinbpyrazolen der Formel 



15 




(X) 



in welcher 



r3 die oben angegebenen Bedeutungen hal; 
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart einer 



Als Starke Basen kommen bei der Durchfuhnmg des Verfahrens (e) vorzugsweise Erdalkalimetall^ 
Oder AlkalimetaU-hydride oder -alkoholatc sowie AlkalimetaUamide in Frage. Beispielhaft genannt 
seien Natriumhydrid, Natriumamid, Natrium-methylat, Natrium-ethylat und Kalium-tert-but/lat 

30 Bei der Durchfahrung des Verfahrens (e) sowie auch bei der Durchfiihrung der anderen in dieser 
Pateatamneldung beschriebenen Verfahren aibeitet man im Allgemeinen unter Atmospharendruck. 



5' , deutungen, die bd-eits irii Zusammenhang init dei- Bes6lfreibung dererfindungSgemaBen Stoffe der 
iorinel (I) iS^ieitf g^aiifli Vurdto. steht vorzugsweise fOr Alkyl mit 1 
his 4 Kohlenstoffatomen, besonders bevonaigt fOr Methyl oder Efliyl- 

Die Aiyl-malonester der Formel (DQ sind bekamt oder lassen sich nach te^araiten Methoden her- 
stellcn (vgj. US-A 6 156 925). 

10 Die bei der Durchfiihrung des Verfahrens (e) als Reaktionskomponenten bendtigten Aminopyrazb- ^ ^ 
fm^diikm^F<m^ ditgenigen '^^ 

• Bedeatungen, die bereitsim Zusammenhang init der Beschreibu^^ 
. derFoimelj^'far^^d^^ 

Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfiihinmg des Vafihreos (e) alle iibKdlen. meiten 
15 orgamschen Solv^tien in Betraoht. Voizugs weise verweiidbaf sidd '^i^tischfe, alicyblische oder 
aromatische Kohlenwasserstofie, wie Petrple&er, Hexan, Heptan, Cyclohexai^ Mefhylcyclohfexan, 
Benzol, Tohiol, Xylol oder Decalin; halogenieite Kohlenwasserstoffe, wie CMorbeozol, Dichlpr- 
benzol, DicMormefliaii, Chloroform, Tetcachlanneflian, IMcWarethan oder Trioidorethan; Ether, 
wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-t-bulylefher, Me&yl-t-aniylether, Dioxan, Tetral^dro- 
20 furan, i;2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyeflian oder Anisol; Nilrile. wie Acctonitril, Propionitril. 

n- Oder i-Butyronitril oder Benzonitril; Amide, wie N,N-Dimethylfoimamid, N,N-Dimethyl- , 
acetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrblidon oder Hexame&ylpho^^^ 
wie Essigsauremethylester Oder Essigsaureefliylester. Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid; Sulfone, 
wie Sulfolan; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, n-, i-, sek- oder tert-Butanol, 
25 Ethandiol, Propan-l,2-diol, Ethoxyelhanol, Methoxyethanol, Dielhylenglykohnonomefeylelher, 
Diethylenglykohnonoethylether; Amine, wie Tri-n-bu1ylamin oder CaibonsSuren, wie Essigsaure. 
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Es ist aber auch m5glich, untear erhohtem Druck oder, -sofem keine leicht fltichtigen Reaktions- 




Ahweseniieit von Basen arbeitet man iiri Allgemeinen bei. Tempetktiuren zwischen 2()°C und 
: i20°Q vorzugsweise 2wischen 20^^^^ 

Bei der Durchfuhnmg des Verfahrens (e) setzt man 4uf 1 Mpl an Aryl-nmloneslCT dei; Form (DQ 
im Allgemeinen 1 bis 15 M9I, vorzugsweisi? 1 bi^ 8 Mol ai^ Aininop>T 4er Foripiel QQ ein. Die 
10 Aufarbeitung erfolgt nach Ublichen Methoden. 



o: 



AIs l&logi^nieiMg^^ kommen bei der Durchfuiining dejs Y f^rfahrens (d) allp fibUche^ 
, ; jaen di^ fiir pineii Austausch von an Kphleri 

Haiogem geeignet ..sind. Vprzugsweise yerwradbar sm^ ; 
Phosphoipentachlorid, PhosphoroxycMorid, Pt^^ TJiionyl^l^^ 
15 Gemische. Die entsprechenden Fluor-yerbindtmgen der 'FormeV 00 lassen sich au6 <im^ (^ 
••>6derBrofn-V y/ xr-i^v 

AIs V^finnungsmittel kommen bei der Durchfiihrung des Verfahrens (d) alle fiir derartige Halo- 
>'gemenmgeii^ drgamschen Solventien in Frage. yoxiugsw^^ise^^ aliphati- 

sche, alicyclische oder aromatischc KoWenWasserstoffe; wie Petroiether^ Cyclohe- 
20 xan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wje 
Chlorbenzol, Dichlorbenzol/DiGhloraetba^ Dichloribthan'bder . 

TMcidprethim. 

AIs Verdiiimungsmittel kann aber auch das Halogenierungsmittel selbst oder ein Gemisch aus Ha- 
' . logenierungsniittel und einem der genannten Yerdiinnungsmittel dienen. : . ^ 

25 Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung des Verfahrens (d) innerhalb eines gro- 
Beren Bereiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperatm-en. zwischen 20®C 
und 150*^0, vorzugsweise zwischen 40°C und 120*'C. 

Bei der Durchfuhnmg des Verfahrens (d) setzt man auf 1 Mol an Dihydroxy-pyrazolopyrimidin 
der Formel (VJH) jeweils einen Uberschixss an Halogenierungsmittel ein. Die Au&rbeitung erfolgt 
30 nach tibiichen Methoden. 
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Die bei der Durchfiihrung des Verfahrens (c) als Ausgangsstoflfe benotigten Halgoen- 
voizugsweise diejerdgen Bedeiitungen, die bereits in Zusambpieiihaxig rni^ BeSclieiTDtiag derf^^^^^ 




Die bei der Durchfuhrung des Verfahrens (c) als Reaktionskomponenten beii5tigten Amine sind 
dutch die Formel (VI) allgemein definiert.,lD dieser Formel haben und vorzugsweise dieje- 
nig^ Bedeutungen, die bereits im Zusannnenhang mit der Beschreibung der eiiin^ungsgemaBen 
10 Stoffe der Formel (I) fiir dOiese Reste als bevorziigt geiiamit wurdeh. 



Die im zweiten Schritt des Verfahrens (c) aJs Reaktionskomponenten benotigten Verbindungen 
sind dnrch die Formel (VIT) allgemein d^feiiert,^ to dieser itbrmel steht R^ yoirzai^sweiie fiir ADc- 
dxy iml 1 bis 4 KoiilenstQ&tbmen, AifcyltJno iriit 1 bis 4 Koldeiistoffatornen,^^^ niit 
i bis 4 Kohlenstomtomen oder AlJEyis^ irut 1 bis 4 Kohlenistoffato&E^ M ypr- 
15 :^g$weisef&rNatriiimbderI^ . 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (VS), in denen R? ife Melhoxy, Ethoxy, Me- 
fhylthiOj Methylsulfinyl oder Methylsulfonyl steht und Me fur Natrium oder Kalium steht. 

Die Aifline der Forrnel (VI) und auch die Vrarbindungen der Formel (VIS) sind bekaxmt oder lassen 
- * sich nach bekannten Meth 

20 Als Yerdimnungsraittel koxnmen bei der Durckfuhrung der ersten Stufe des Verfahrens (c) alle 
tiblichen inertra organischen Solventien in Betracht Vorzugsweise verwendbar sind halogenierte 
Kohleawasserstoffe, wie beispielsy^eise Chlqrbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, 
Tetfachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan; Elher, wie Diethylether, Diisopropylether, 
Methyl-t-butylether, Mefhyl-t-amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2- 

25 Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, ri- oder i-Butyronitril oder Benzo- 
nitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimefhylacetamid, N-Methylformanilid, N-Me- 
thylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid; Ester wie Essigsauremefhylester oder Es- 
sigsauree&ylestej^ Sulfoxide, wie DimethyIsulfoxi(t Sulfone, wie Sulfolan. 

Als Saureakzeptoren kommen bei der Durchfiihrung der ersten Stufe des Verfahren (c) alle fiir 
30 derartige Umsetzungen tiblichen anorganischen oder organischen Basen in Frage. Vorzugsweise 
verwendbar sind Erdalkalimetall- oder AHcalimetallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, 
-acetate, -carbonate oder -hydrogencarbonate, wie beispielsweise Natriumhydrid, Natriumamid, 
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Lithium-Kiiisopropylainid. Natrium-methylat, NatriuniTethylat, Kalium-tert-butylat, Natrium- 

.... . ..■ .. • -. ■ . ... 

- , rAls..Ratalysatoren kommen bei der Durchfiihrung d?r ersten Stufq des VerfahrensXc)^p.fiir derar- 
tige Umsetzungen ObUchen Reakdonsbeschleuniger in Betracht 

. 10 : ^^orzugsweise yerwendbar sind .Fluoride wie Njitnumfluprid. ^iumfluprid oder AnuRoniuinfluo- 

Die ReaktiWstemperatorra kSmiSii^^^^^^^ Durcirfbhfung der ^eid Siiife des ^^Siiaens (c) in 
: : r.; ji.A- r*in«P:-gr0BerwB.CTiBicb^ MS^W^^^^'^ 

^ W '^Bei der Dunshfahrung der ei^sten ^tufe des Vraiabriens tVi) man auf 1 iitol ^an Halogen- 
' pyrazolopyrimidin der Formel (V) im AUgaheinen 0,5 bis 10 mol, vorzugsweise 0,8 bis 2 mol an 
Amin der Formel (VT) ein. Die Auferbeitung eifol^ liabli tibiicheii Methodeiri. 

' Bei diet Durchfthnmg der zweiten Stufe des Verfahrens (6) kbimnen als Verditoiiungsmittel alle 
' ' iiblichen, inerten organischeri Splveritien in. Betticht Vorzug^eise verW^dbar sind halogemerte 
20 Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweisb Chlorbenzol, Dichlorbenzol, DibWormeflian, CUoroforpi, 
.., T^^^ Dichloretban oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylelher, Diisopropylefher, 

. . Methyl-t-butylether, Methyl-t-amyletber, Dioxan, Tetrahydrofiiran, 1,2-Dimeihoxyethan, 1> 
Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, n- oder i-Butyronitril oder Ben?p- 
nitril; Amide, wie N,N-Dimethylformaimd, N,N-Dimethylacetaniid, N-Methylformanilid, N-Me- 
25 thylpyrrolidon oder Hexamefliylphosphorsauretriamid; Ester wie Essigsauremethylester oder Es- 
sigsaureethylester; Sulfoxide, wie Dimefliylsulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan. 

Auch bei der Durchfuhrung der zweiten Stufe des Verfehrens (c) konnen die Reaktions- 
temperaturen in einem groBeren Bereich variiert werden. lin AUgemeinen arbeitet man bei Tempe- 
raturen zwischen 0°C und ISO'C, .vorzugsweise zwischen 20°C und 1 00°C. 

30 Bei der Durchftihrung der zweiten Stufe des Verfahfiens (c) setzt man die jeweilige Cyano- 
Verbindung der Formel (Ha) mit einer aquivalenten Menge oder mit einem UberschuB an einer 
Verbindung der Formel (VU) um. Die Aufarbeitung erfolgt nach Gblichen Methoden. 
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Als Sauren koromen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemafien Verfahrens (a, Variante a) alle 
'[^ ^ Vendb'ar sind am •■ 

"^Ip^-^iila^ organisph^ Frs^p, Beispi^h^aft ge^ y 

Dieliiylether, Tetrahydrofuran oder Dipxan.. AuBerdepi kann Wasser sowohl als Realctionskompo- 
nente als auch als Verdmmiingsinittel eingesetzt werden. Besonders "bevorzugt verwendet man 
veJ^duimte wMssrige Saiju-en, die gleichzeitig als Verdtonungsmittel und als Reaktionskbmponente 
fungieren. vr....-.- . • - .'j 

10 Die Reaktionstempetaturen koniieii bS der Durchfu^^ des etjOuadungsgem^en^Verfahrens (a, 

Variante a) innerhalb eines bestimmten Bereiches variiert werden. Im Allgraieinen arbeitet man ( 
bei Traip^ralMren vorzugsAyeise zwischen 10°C lind 50°C. 

Bei der Diirchfuhrung des erfin<iiija^^ Mol ah 

GJyano-Verbindimg def Fcwmel (II) aquivalerif 6 %A&ng^ bdear audi eineri tJbe^iscIius^ imd 
15 Wasser ein. Die Aufarbeitung erfolgt naeh ublichen Methoden. Icq Allgemeinen verfehrt man in 
der Weise, dass man das Reaktionsgemiscli, gegebenenfalls nach vorherigem Einengen, mit Bis 
vernihrt imd den anfaUenden Niedersc^ 

. : Als Reaktionskomponenten kommen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a^ 
Variante (3) Hydroxylamin oder Hydroxylammoniiun-Salze, wie Chlorid oder Sulfat in Betracht. 
20 Vorzugsweise yerwendbar ist Hydroxylaiimoniim 

■ Als Verdiinnungsmittel koitnmen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifien V^ahrens (a, 
Variante P) alle ublichen, inerten organischen Sblventien in Frage. Vor2Xigsweise verwendbarsind 
Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n-Propanol oder Isopropanol. 

Als Katalysatoren kommen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a, Variante 
25 P) alle ffir derartige Umsetzungen ablichen Reaktionsbeschleuniger in Betracht Voxzugsweise 
verwendbar sind saure odCT basische Katalysatoren, wie zum Beispiel der xmter der Bezeichnung 
Amberlyst A-21® im Handel befindliche, schwach basische lonenaustauschar. 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a, 
Variante P) innerhalb eines bestimmten Bereiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man 
30 bei Temperaturen zwischen 0*" und 80°C, vorzugsweise zwischen 10°C und 60°C. 
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Bei der Durchfuhrung des erfindimgsgemaBen Verfahrens (a, Variante p) setzt man auf 1 Mol an 




Al^Ba^ ^ Yariante Y),ialie 

far derartige Reacdohen tibUcben, org 
. A lV?>Tiinfttal1fliTrrihn1ate, wie Natnum^^aiylat oder Kalimn-tert-butylat 

Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfuhrung des erfindungsgei^agm: Veif^ (a, 
10* Variante y) alle fur derardge Reaktira^ ublicheri, organisplien Solv^htien iij Frage. Vorzugsy/e|se 
s3 veryraadbar sind Mlroi^ ' 

. Di^ Re^o-^^ M der Durchfuhrung des ei^drngsgCTikBen 

■ ■ ' ■ • ■ Aei-OCen^e^^ ■ ; . 

is Bei der DiM-chfiihrung des e^ ^^-^ Mol an 

Cyancnyerbindung der Formel (IT) im Allgemeinen eine aquivalente Meiige c^^ Uberschpss 

an Ammomumc^ sowie teirib laaS^i^^ erfolgt wi^i^ 

uin naich iiblichen Methoden: Di^ aitf die^fe Formel (t) 
k5mien dabei auch inipQmi ihrer CHl^ 

20 Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) als Ausgangsstoffe benc)tigten 
Carbonyl-Verbindungen sind durch die Forme! QH) allgemeiii defmiert, In dieser Forniel haben 
r1, r2, r3, r5^ r7 vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der 
Beschreibung der erfindungsgemaBen Stbffe .der Fonnel (T) fiir diese Reste als bevorzugt genannt 
\.. ■ wurden. .-■ • ; ^. . .^: :. • ■ . . =\ . 
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Die Carbonyl-Verbindungen der Formel (UJ) lassen sich herstellen, indem man 



. p ^ ^C^ano-Verbindungen derFormel ~ " " \ 




CO) 



mwelcher ' * • ^ .-^ ' 

5 r1, R?, und r6 die oben angegebenen Bedeutungen habm^ 

entweder 

■ a) mit Diisobutyl-aluminiuni^^ 

Losung sowie in Gegenwart eines organischen Verdimnungsmittels iimsetzt^ 

'■ " oder- ' " ' - ■ '■■ --v-^^- ?.f ^v--^ ^^-.v •..■•r:.- • 

inwelcher 

■ \ ^^^^ •ro.;.-" ■ 

15 in Gegenwart eines Verdunnungsmittels tmd gegebenenfalls in Gegenwart eines 

Katalysators umsetzt, 

oder 

g) Pyrazolopyrixnidine der Formel 




^12 



■C— Hal 



(xm): 



inwelcher 



r12 fjir Alkyl steht und 



Hal fur ChloT oder Broin steht. 



Oder 



10 



init Saureanhydriden der Formel 



J 



12 



R 



.12^ O 



POV) 



in welcher 



r12 fiir Alkyl steht. 
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jeweils in Gegenwart eines Katalysators und in Gegenwart eines Verdunnungsmittels um- 
setzt. 



Oder 



Hydroxy-pyrazolopyrnnidine der Formel 



R^fdie oben angegeVenen Bedeuturigen to 

.mit Phosphoroxychlorid in Gegenwart von Dimethylfonnainid umsetzt imd gegebeneafalls 
iinter Zugabe von Phosphoxpentachlorid nachreagierea lasist, und die dabei eatstehenden 
Halogeno-pyra2X)lopyrinudine der Formel * 




CXV3) 



CHO 



inwelcher 

r3 und die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
nrit Aminen der Fonnel 



H' 



inwelcher 

r1 und R^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines Sau- 
rebindemittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdunnungsmittels umsetzt. 

Die bei der Durchfuhrung des Verfahrens (f, Variante JJ) ials Reaktionskomponenten benotigten 
Grignard-Verbindungen sind durch die Formel (XQ allgemein definiert. In dieser Fonnel steht r1 1 
vorzugsweise fur Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, besonders bevorzugt fur Methyl oder 
Ethyl. X2 steht auch vorzugsweise fur Chlor, Brom oder lod. 




aroniati^he, gegebi^aiiaUs; halogouerte Kohlenwa^erstoSe, wie Toluol, jWcMdrmefli^ 



p.^^ -^fon&oder^^etiacMoFkohlei]^ 
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Bei der I)urchfuhrung des Verfahrens (f, Vmante oc) setzt rnan auf 1 Mol an C>yanb-Verbmdimg 
der Formel (JT) im Allgemeinen eine aquivalente Menge oder auch einen Uberschuss^ vorzugswei- 
10. ^ se 1,1 bis 1,2 Mol an 1^-isobutylaluminium-hydrid ein und fugt anschlieBend einen Uberschnss an 
wassriger Ammoniumchlorid-Losimg hinzu. Die Aiiiiarbeitung erfblgt nach ublichen Methoden. Im 
Allgemeinen verfahrt man in der Weise, dass man das Reaktionsgejnisch ansauert, die organische 
=W-h Phase abtreimtj d nut einem^initJW Solyens 

\. ri.v exti^ert,^^^^^ .ver^inigfen organischenifEhasen -wascht,.^^^^^ VOTamd^rt^ 
15 -Liii.einengt. ": " ^ . . -.r/;:.' • i^ra-. . • 

Als Katalysatoren kommea bei der Durchfuhnmg des Verfahrens (f, Variarite 6) alle ifOr Grignard- 
• Reaktionen tiblichen Reaktionsbeschleimiger ip, Betracht Beispielsweise genannt seien^^ 
,didundIod. i^. : r ■ lA- 
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Als Verdunnungsmittel kommen bei der Diirchfiihrung des Verfabrens (t Variante B) alle fiir der- 
artige Umsetzungen iiblichen, inerten organischen Solventien in Frage, Vorzugsweise verwendbar 
sind Ether, wie Diefhylether, Dioxan oder Tetrahydrofiirai?^, auBerdem arppM-tische Kohlenwasser- 
^^la.Qly.jaad auch GCTasche- aus Ethem T Jad^-agamadschenJKp^^ wi e,.. 
Toluol/Tetrahydofuran. 

Die Reaktionstemperaturea komien bei der Durchfuhrung desVerfahrens (f, Variante 6) in einem 
bestimmten Bereich variiert werden. in Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 
-20^C und +100®C, vorzugsweise zwischen O^'C imd 80^C. 

Bei der Durchfuhrung des Verfahrens (f, Variante B) setzt man auf 1 Mol an Cyano-Verbindung 
der Foimel (U) im Allgemeinen 2 bis 3 Mol an Grignard-Verbindung der Formel (XI) ein. An- 
schlieBend erfolgt eine wassrige Aufarbeitung nach ublichen Methoden. 



30 



Die bei der Diarchfiihrung des Verfahrens (g) als Ausgangsstoffe benStigten Pyrazolo-pyrimidine 
sind durch die Formel (KXT) allgemein definiert. la dieser Formel haben r1, r2, r3, r5 und r6 
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vorzugsweise diejenigen Bedeu1xingra,;idie berfeits^^^ 



Ede Pyraizolbpyim 

v:v herstellen. " : ■ \^ 



5 ^ Die 




Saurehalogenide und Saureai^ allgemein definiert. 

In diesen Formeln steht vorzugsweise fiir Alkyl mit 1 bis 4 KohlenstojBFatomen, besonders 
bevorzugt fur Methyl, Ethyl oder Propyl. Hal steht in der Fprmel (XTO bevorzugt fiir Ghlor oder 
Brom.... . . -.--..v..- • . .; - 

10 Sowohl die Saurehalogenide der Fonnel (XHI) als auch die Saureanhydride der Formel (XTV) sind 
bekanut oder lassen sichnach bekaim 

■ -^ Als Katalysa^^ bfei -def ':I3lirdifi^^ 

■ ' R^eg^ fibUcherweise Vej^eiidb^ffen '^RiBaS^ 

verwendbar sind Lewis-Sauren, ' wie Alimiinimri-^trichlorid, Alinrunium-lnbroxmd ■ tind 
15 Eisen(lII)chlorid. 

Als Vefdiitmuagsmittel kommen bei der Durclifuhrung des Verfahrens (g) alle for derartige 
Friedel-Crafts-Reaktionen iiblichen, inerten organischen Solventien in Frage. Vorzugsweise 
verwendbar sind Ether, wie Diethylether, Methyl-tert-bugylether, Dioxan und TetrahydroJEuran, 
sowie auch Schwefelkohlenstoff. 

20 Die Reaktionstemperaturen konn^ bei der Durchfuhning des Verfahreiis (g) .in eixiem bestimmten 
Bereich variiert werden. Im Allgemeineb arbeitet man bei Temperaturen zwischen -lO^C und 
4-1 00°Q vorzugsweise zwischen O^C und 80°C. 

Bei der Durchfuhnmg des Verfahrens (g) setzt man anf 1 mol an Pyrazolo-pyriniidin der Formel 
(XH) im Allgemeinen 1 bis. 5 mol, vorzugsweise 1 bis 2 mol an Saurehalogenid der Fonnel (XTTT) 

25 . imd 1,1 bis 5 mol, vorzugsweise 1,1 bis 3 mol an Katalysator, beziehimgsweise 1 bis 5 mol, 
vorzugsweise 1 bis 2 mol an Saureanhydrid der Formel (XIV) und 2,1 bis 6 mol, vorzugsweise 2, 1 
bis 4 mol an Katalysator ein. Man verfahrt im Allgemeinen in der Weise, dass man die 
Reaktionskomponenten zunachst bei niedriger Temperatur zusammengibt uiid nach dem Abklingen 
der anfangs heftigen Reaktion allmahlich bis auf Ruckflusstemperatur erhitzt. Die Aufarbeitung 

3 0 erf olgt nach fi^blichen Methoden. 



J 
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Die bei der Durckfuhrung des Verfahrens (h) als AusgangsstoflFe ben5tigtei Hydroxy- 




^ Formel (XV) Jassen sicli nach dem V^f^^ 

\^ Aibmopyrazble der Formel QC) einsetztj die statt. der GN^nipi>p^e^^ 



"^"'""tragenl ■ ' * - . * - 

Die erste Stufe des Verfahrens (h) wird mter den Bedingung^ d^'s Vilsmeier-Fonnyli nrit 
- ''iO "^^^-Hilfe von Phosphproxychlorid in Gegenwart yon Pir^ieth>dfoma^ diJTOhgefuhr^ kajnn 

Die Reakdonstemperaturen konnen bei der Dufchfau^ drHen ^ti^^ 
=^^r:; groBeiren Bereich Variiert iwerden: Im Allgeme^^ bei j©?^^ ' 

;:^^-iilo*=ti^md+150^Giy ^ ; \. ; ^ 

15 Bei der DurchfiBming der ersten Stufe des Veifalirens (h^^ seizif main ai^ mol an 
Hydroxypyrazolopyrimidin der Formel (XV) im Allgemeinen 2 bis 5 nioi an Dimethylfpima^ 5 
bis 15 tool Phosphoroxychlorid und gesgebenepfalls O^^b^^^^ 2 niol J^hogphQi^^ ein. Die 

" ^^^-^AufeibeilM^ . -l; . , ^ , r^.. 

Bei der Durchfiihrung der zweiten Stufe des Verfahrens (h) kommen die Aimhe der Formel (VT) 
20 sowie diejenigen Katalysatoren, Saurebindemittel und Verdiinniingspaittel in Betracht, die bereits 
im Zusaromenhang mit der Beschreibung der ersten Stufe des Ypf^lff^s (c) genannt wurden. 
Auch die Reaktionstemperaturen und die ubrigen Umsetzimgsbedingungen entsprechen 
denjehigen, die im Falle der ersten Stiife des Verfahrens (c) angewandt werden. i 

Die bei der Durchfiihrung des erfindungsgemafien Verfahrens (b) als Reaktionskomponenten 
25 benotigten Amino-VerbindungCT sind dtnrch die 'Formel (IV) allgemein definiert In dieser Formel 
hat R^ vorzugsweise diejenigen Bedeutungen^ die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung 
der erfindungsgemafien Stoffe der Formel (I) fur diesen Rest als bevorzugt genannt wurden. Die 
Amino-Verbindungen der Formel (TV) koiinen auch in Form ihrer Saxireadditions-Salze eingesetzt 
werden. Bevorzugt in iFrage kommen dabei die Salze, die durch Addition von C3ilorwasserstoff 
30 Oder Schwefelsaure entstehen. 

Sowohl die Amino-Verbindungen der Formel (TV) als auch deren Saureadditions-Salze sind be- 
kaimt oder lassen sich nach bekannten Methoden herstellen. 
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Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) alle 



Ak Kata^satoren k6rimDieii bei der Durehliihnmg des erfindungsgeanaBen Verfehrfeos (b) fflr 
" ^ dS^ge Umsetzatt^ Reaktionsbeschleuniger in Betracht .V or2«gswei.se ;^ 

" siiid s^iire KateiysatQi^, wie Schwefejsaure oder p-TQluoisulfonsamey>od«- basi5chf:,;^1alysatb^ 
ren, wie zum Beispiel der imter der Bezeichnung Atriberlyst A-21® im Handely^feidliche, 
. schv^ch basische loneaatistaiischer. 

if ''Me Reaktionsttini)&Mi^e^ kbimteii bei der DurcMiSlnfung des -raiindwxgsgemaBett 

imerhalb eanes grSfiiefen Bereiches variiciit-w«axien: Ln mg&oaeaae^ ascly^i^^^ [ ) 

, . Tqiizwyischen 

• : erfjndimgsgemaBen Verfahrens (b) setzt man auf l.Mol an Carbonjd- 

Verbindung der Formel (ID) im Allgraneinen eine aquivalente Menge oder einen Uberschuss, vor- 
,. 15 ,, zugsweise zwiscljen 1,0 und 1,5 Mol an Amino-Verbindung der Foimel (IV) oder eines Saweaddi- 
ljpns-4Salzesdavoiiein.DieAufarbeitunger^^^^ V 

' ' Die erfindungsgeniaBen Stoffe w6ise& feme starke mSkrobizide Wiikiing auf un^ zur Be- 

kampfimg von imerwunscliten Mikroorgaiusmen, \*ie Fungi und B^cterien, im Pf^mfea^cl^^ lind 
im Materi^schutz eingesetzt werden. 

20 Fim^de lassen sich Pflanzenschutz zur BekSmpfung von PlasmodiophoronQ^cetes, Qomycetes, 

Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes tmd Deuteromycetes «nseteen. J 

Baktejizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekampfimg von Pseudomonadaceae, RHzobiaceae, 
SitCTobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae einsetzen. 

Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einige Etreger von pilzlichen und bakterieUen Erkran- 
25 . kungen, die unter die obrai aufgezahlten Oberbegriffe fellen, genannt: 

Xanfhomonas-Arten, wie beispiels\yeis6 Xanfhomonas campestris pv. oryzae; 

Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans; 

Erwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia anoylovora; 



Pyfliium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultimum; 
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Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans; 
: - " • - Pseudoperondspora-Arten; we' Pseudoperonogpora^^ rrc:- .::v> . :^ 




5 Bremda-Arten, wie beispielsw ; . . < i y: 

" Peronospora-Aften, wie WispielsweisePerbn^ odCT PV'feasMca^^^ ^ 

Erysq)he"Arten, wie beispielsweise &ysiphe graminis; ^ f^,^■,,^.^;^.r. :^r :J,.,^ . 

. jPodosphaerarAiteii, wie b^^^ ' --^/^^y^-- . ' " 

. 10 Venturia-Arten, TOfe bieispielsweise'V^ 

<3^pmdienf^^ . 
CoeliUoboli^-Arteri, wiebe^^ . v ;.. . 

(Koiiidienfpim: Drechsiera, Syn: Heliim 

^ 15. Uromyces-Arto, wie beispielsweise Uroi^^ * , 

' ■ .» 

Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita; 
Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotirda sclerotiorum; 
Tilletia-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries; 
Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae; 
20 Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasaldi; 
Pyricularia-Arten, wie beispielsweise Pyricularia oryzae; 
Fusarium-Artea, wie beispielsweise Fusarium culmorun^ 
Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea; ." 
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Septoria-Arten, wie beispielsweise Septoiia nodorum; 



. Gepcospora-Aiten, wie beispielsweise Cercospora canescens; ^ ^v^-'j^^ , i^,* ^'>-f:ir-*?- 
•V 

Altemaria-ArtCT, wie beispielsweise Altem 

Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudocerco3poreIla hetpotrichoides. 

:Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe v/eiserx auch eine sehr gate stkrkende Wirkung in Pflanzen auf. 
Sie eignen sich daher zur Mobilisierung pflanzeneigener Abwehrkrafle gegen Befall durch uner- 
wiinschte Mikroorganismen. 

Unter pflanzenstarkenden (resistenzinduzierenden) StojBFeii sind im vox liegendeii ZUsamhenhang 
solche Substanzen zu verstehen, die in der Lage sind^ das Abwehrsystein yon Pflanzen so zu stimU'- 
lieren, dass die behandelten Pflanzen bei nachfolg<^der Liokulation xnitiUnervvriimch^ 
ganismen weitgehende Resistenz jgegen diese Mikroorgaiiismen entfalten. r . 

Unter unerwOnschten Mikroorgaiiismen sind im vorliegmden Fall ph3^opathpgene Pilze, Baktexien 
nmd Viren zu verstehen. Die erfindungsgemaBen Stoffe k5nnen also eingesetzt werden, um Pflan- 
zen inn^halb eines gewissen Zeitrainnes nach der Behandluiig gegen deri Befall dirrch die genaim- 
ten Schadeireger zu schutzen. Der. Zeitraimi, innerhalb dq^3S6n.Scliutz herb|0igefuhrt Wird, oistreckt 
sich im allgemeinen von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1 bis 7 Tage nach der Behandlung der Pflan- 
zen mit den Wirkstofifen. 

Die gute Pflanzenvertraglichkeit der Wirkstoffe in den zur Bekampfung von Pflanzenkrankheiten 
notwendigen Konzentrationen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen Pflanzenteilen, von 
Pflan^- und Saatgut, und des Bodens. 

Dabei lassen sich die erfindungsgemaBen Wirkstoffe mit besonders gutem Erfolg zur Bekampfting 
von Getreidekrankheiten, wie beispielsweise gegen Erysiphe-Arten, von Krankheiteh im Wein-, 
Obst- und Gemuseanbau, wie beispielswieise gegen Botrytis-, Venturia-, Sphaerotheca- und Po- 
dosphaera-Arten, einsetzen. 

Die erfindungsgemaBen WirkstojBfe eignen sich auch zur Steigerung des Emte^trages. Sie sind 
aiiBerdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertraglichkeit auf. 



Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen gegebenenfalls in bestimmten Konzentrationen und 
Aufwandmengen auch als Herbizide, zur Beeinflussung des Pflanzenwachstums, sowie zur Be- 
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k&npfung von tierischen Schadlingen verwendet werden. Sie lassen sich gegebenenfalls auch als 

ErfindungsgemajS kfinrien alle Pflanzen iind; Pflanzenteile vKehinBelt Werden. Unter: Mao^ wet- • 
. : - V 'den hierbei -aUe M 

Ji;^ . " iurpiflanzeh konnen Pflanzen sein, die dxiri^^ 

den Oder durch biotechnologische und gentechnologische Methciden bdex Kombrtiatidilen dieser 
Methoden erhalten werden konnen, einschliefilich der transgenen Pflanzen und eiiiuscMeBUch de^ 
dnrch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schutzbaren Pflanzensorten. Unter Pflarizenteilen 
10 sollen alle obefirdischen imd unterirdischen Teile und Chrgane der Pflanzen,^^^w^ 

Blute und Wurzel verstanden werden/ wobei beispielhaft Blatter, Nadeln, Stangel, Stanune, Blu- 
ten, Fnichtkorper, Friichte und Samen sowie Wurzeln, Kiollen imd aufgbiuii^ 
Zu den Pflanzenteilen gehort aucli Erntegut sowie ypgetatiyies.,,imd^ ^ 
rungsmaterial, beispielsweise StecMinge, Knollen, RWzbme, Ab^ 

15 Die" erfindungsgemifie Behandlung der PjQanzen und Pflanzenteile wit den WirkstofiFen lerfojgt 
direkt oder. durch Einwirkung auf deren Umgebung, likberisrauin odef^^I^^ iibii- 
chen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Spriihen, Verdampfen, Vemebeln, Streueo, Auf- 
streichen imd bei Vranehrungsmaterial, insbesondere bei iSamen, wciterhin durch ein- oder iqaehr- 
schichtiges Umhiillen. , :. 

Im Materialschutz lassen sich die erfuidungsgemafien Stoffe zum Schutz.von technispheri Materia- 
lien gegen Befall und Zerstorung durch imerwunschte Mikroorganismen einsetzen. 

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nichtlebende Materialien zu 
verstehen, die fiir die Verwendung in der Technik zubereitet woifden sind. fieispielsWeise k5mien 
techmsche Materialien, die durch erfindungsgemaBe Wirkstoffe vor mikrobieller Veranderung 
oder Zerstorung geschiitzt werden sollen, Klebstoffe, Leime, Papier und Karton, Textilien, Leder, 
Holz, Anstrichmittel und Kunststoffartikel, .Kuhlschmierstoffe und aidere Materialien sern, die 
von Mikroorganismen befallen oder zersetzt werden konnen. Im Rahmen der zti schiilzenden Mate- 
rialien seien auch Teile von Produktionsanlagen, beispielsweise Kuhlwassorkreislaufe, genannt, 
die durch Vermehrung von Mikroorganismen beeihtrachtigt werden koimen. Im Rahmen der vor- 
liegenden Erfindung seien als techrrische Materialien vorzugsweise Klebstoffe, Leime, Papi«:e und . 
Kartone, Leder, Holz, Anstrichmittel, Kuhlschmiennittel und Warmeiibertragungsfliissigkeiten 
genannt, besonders bevorzugt Holz. 

Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder eine Veranderung der technischen Materiahen bewir- 
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ken koimen, seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen iind Schleimorganismen genannt. 

ze, holzverfarbendcj und holzZCTstdrende Klze i(Basidioiiryrcetra sowie gegen SchleiincH-g^k^^ 

/...■Jv,.uhd -Algen. • ■ . . , .-v. . . .>y^. ^ ^^-.^ 

Altemma, vae iUtenim 
Aspergillus, Viie Aq>ergilius rd 
\Ghaetomiimi, wie CSmetom 
, C^niophora, wie Cpniophora puetana^ . 

PeniciUixim, wie Penicilliuin glaucum, 
, : \ Polyporus, wie Pol)5>orus yersicolo^^ 

Aureobasidiuin, wie Aureobasidium ptdliidan^^ 
Sclerophpma, wie Sclerophoma pityophila, 
15 ' Trichoderma, wie 'Kichoderaia viride, 
Escherichia, wie Escherichia coli, 

... . . ■ . . J 

Pseudpmpnas, wie Pseudomonas aeruginosa. 
Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus. 

Die Wirkstoffe konnen in Abhangigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/ oder chemischen 
20 Eigenschaften in die iiblichen Formulierungen iiberfiihrt werden, wie Losungen, Emulsionen, Sus- 
pensionen, Pulver, SchSume, Pasten, Granulate, Aerosole, Feinstverkapselungen in polymeren 
. Stoffen und in Hulhnassen fur Saatgu^ sowie ULV-Kalt- und Warmnebel-Fonnulierungen. 

Diese Formulierungen warden in bekannter Weise hergestellt, zJB. durch Vermischen der Wirk- 
stoffe mit Streckmitteln, also flussigen Losungsmitteln, unter Druck stehenden verflussigten Gasen 
25 und/oder festen Tragerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflachenaktiven Mittein, 
also Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugenden Mittein. Im Falle 
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der Benutzimg von Wasser als Streckmittel konnen zJB. auch organische Losungsmittel als Hilfsld- 
• ■ " sim^mitteJii^^ Als flusMge I^siiDgsniittelvkpi^ 

maten, wie Xylot Toluol bder Aliylnapiaii^^ chlorierte Af bmaten oder c^brierle sfliphatijs^^ 




^^^??GiycM* sow ijaSi^Es&t^ -E^a^ 

' ' ' o stark pbiar^ Lqsimgsimttei^^^ r)imefliylf6nnaimd m^^ Diiriefliylsulfbxid, 

. sowie Was^/l^t verfl 

keiten gem^int, wdche bei ndimaler Temperatiir und untef Normaldnxck gasfiSmiig smdj zJB. Ae- 
id rosbl-Treib^ei wie Halograkohltowasserstoffe sowie Butaai, Prbpaii, Stickstofif ttiiH Kohlen- 
dioxi^. Xls feste Ti^erstoffe koiimien iiafiage: z.B. nktiirUclie Gestemsme^ Wie EZabline, Ton- 
erden, Talfcum, Kreide, Qiiaiz, Attaptdgit, Kibntmoiillonit bd^r DiatomeiEaie^^ ^sjbfhetische 
' ' Ki(&eisaure, Almmniiimoxid iimd Silikate. Als Trkgerstoffe 

* ' fttr'cSraiiiila^^ zJB. gebtbcheae imd fi^^ 

15 ^ - ^^^^ Doloinit i^owe Graniflate aiis pr^di- 

" ■ ' schen Melflim sowi iib biganischein Material wie 

kolben und Tab^£i;iim Als Emiilgier und/bder schiumenz^sugehde IVlittel komzhen- infrage^ . 
nichtioiio^ene mid aiubnische Eniulga^^ ^e Pbiybxyetfeyieh-Fettsaureesto 
. Fettalkoholether, zJ8. Alkylaiylpblyglybblethar/Aliylfi^ Arylsulfoiiate sowie . 

26 Eiweifihydrolysate, Als Dispergiermittel kommen mfrage: iJB. Lignin-Sulfitablaugen xmd Methyl- 
cellulose. 

Es konnen in den Fonnulierungen Haftmittel wie Carboxymefhtylcellulose, naturKch^,und synfhe- 
tische pulvOTge, komige oder latexfonnige Pplymere verwendet werden, \we Gunimiarabicuna, 
PolyvinylaDcohbl, Polyvinylacetat, sowie naturliche Phospholipide, wie Kephaline und Lecitibine, 
25 und synfhetische Phospholipide. Weitere Additive konnen mineralische und yegetabile die sein. 

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau und 
organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spurennahrstof- 
fe, wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdan und Zink verwendet werden. 

Die Formulierungen enfhalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent WirkstofiF, 
30 vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %. 

Die erfindungsgemaBen Wirkstoflfe konnen als solche oder in ihren Fonnulierungen auch in Mi- 
schung mit bekanhten Fungiziden, Bakteriziden, Akariziden, Nematiziden oder Ihsektiziden ver- 
wendet werden, um so z.B. das Wirkungsspektrum zu verbreitem oder Resistenzentwicklungen 
vorzubeugen. In vielen Fallen erhat man dabei synergistische Effekte, d.h. die Wirksamkeit dear 
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Mischimg ist groBer als die Wirksamkeit der Einzelkomponenten. 

;5 - pylfps; Atrqjropylfos-potagsiurn; Andoprim; Anflazine; Azeusonazole; Azoxystrobin; BeaialaKyl; Bmala- 
xyl-M; Benodanil; Benomyl; Benfhiavalicarbrisppropyl; B^izarmcril; Benzamacr^ Bilanafos; 
Bin^>acryl; Biphenyl; Bitetanol; Blasticidin-S; BoscaKd; Bromucx^nazole; Biapirimate; Butidobate; 
\: Butylanime; Caldirn pofysulfid^ Capsinaycin; Captafql; Capta^ Carbendaapa; Carbo3^ Carpi;opa- 
nrid; Carvone; Chinotaefhibn^t; Chlobenthiazone; CHorfenazole; Chloroneb; CHoipthaloiiil; ChliitoK- 
10 nate^ aQ2ylaccmL; Cya^ Cjrooxapil; Cyprqconazole; Cyprodhnl; 

Dagger G; Debacarb; DicWofliiaiiid^ DicMone; DicHprqpher^ Dicloq^ JDiclomraine; DicloxBn; Di- 
' elhofencsttb; Difenpconazple; X>iflumetorim; I>imethi^ Dimethompipph; Dimp Cinaccm- 
, azole^ I>imcq^^ Diphenylamine; Dipyiifhione; iQitalrafos; Di^ Dodine;: Dr^- 

: / : zjpxplcm; Edif^hos; Epoxiconazole; Ethaboxan^ Efluraiipl; Elri<Sa2»le; F 
15, ; Fmapanil; Fen Fenfuram; FCThexamid; Feni1rop|ii; vFmoxi^^ 

Fenpropidin; Fenpropiino^ph; Ferbam; Huazmain; Fhibe?nzin3m Fludioxonil; Hmnetover; Flumorph; " 
Flupromide; Fluoxastrobin; ELuquincpnazoIe; nurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; FLutolanil; Flutri- 
, afpl; Folpet; Fosetyl-Al; Fose1yl-so<^ 

lox; Guazatine; HexacWorobeaizene; Hexaconazjole; Hymexazol; TmaTalil; Imibenconazole; Jmiaoctadi-- 
20 ne triacetate; Liiinoctadme tris(albesilate); lodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione; IprovaKcaib; 
Injinamycin; Isopirofhiolane; bovaledione; Kasugamycin; Kresoxiin-inefhyl; Manco2eb;*Maneb; Mefe- 
rimzone; Mepaiiipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M; Metconazole; Methasulfoearb; Mefliftiro- 
xam; Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax; Mildibmycin; Myclobutanil; Myclozolin; Natamycin; 
Nicobifen; Nitrothal-isopropyl; Noviflumuron; Nuarimol; Ofurace; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxolinic 
25 acid; Qxpoconazole; Qxycarboxin; Qxyfenthiin; Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; 
Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz; Pro- 
cymidone; Propamocarb; Propanosine-sodium; Propiconazole; Propineb; Proquinazid; Prothioconazole; 
* Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon; Pyroxyfur; Pyirolnitrine; Quincona- 
zole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole; Spiroxainine; Sulfur; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecna- 
30 zene; Tetcyclacis; Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-mefbyl; Thi- 
ram; Tio:?^/mid; Tolclofos-methyl; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triazoxide; Tii- 
cyclamide; Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole; Triforine; Triticonazole; Unicona- 
zole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide; (2S>N-[2-[4-[[3-(4-<::hloiphenyl>2-pro- 
pnyl]o3«y]-3-methoxyphenyl]e%l]-3-inethyl-2-[(rnethylsu^^ 1 -(1-Naphfbalinyl> 
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lH-pyrrol-2^-dioii; 2,3^,6-TetracUor'4-(metlQ^lsulfonyl)-pyri 2-Aiiimo^methylTN^hcaiyl-5-tbia- 
zol<^l)axamid; 2-<3ilor-N-(2^ : .^z4^^yT 

sowie Kiipfersal2» uiid -2xibeMtun Bordeaux Mischung; Ki^ferhydroxid, Kupfemaphthe- 

nat; Kiipfdroxychloiid; Kupfersulfat; CitfraBeb; K\ipfe*6ijdd; Mmcop^^ Kiipferoxm. * 

Ift Bronppol, Dichlorpphen, Nitrapyiin, -Nickel-Dnneayldithiocaibainat, Kasugamycin; Octhiliiion, 
Fiffaacarbonsa pxytetracyclin, Probenazpl, Streptomycii^ Tecloftalam, k^upfersiilfk^ ande- 
re KiapfCT-Zubereito 

Ijisekt^de / Akarizide / Nematizide: 

1. Acetylcholinesterase (AChE) Inhibitoren 

15 1.1 Carbamate (z.B. Alanycarb, . Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb, Axninocarb, Azamefhiphos, 
Bendiocarb, Benfiiracarb, Bufencarb, Butacarb, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaiyl, Carbo- 
furan, Carbosulfan, Chloethocarb, Coumapbos, Cyianofenphos, C^ranophos, Dimeitil^, Ethiofen- 
carb, Feaobucarb, Fenotiiiocarb, Formetanate, Fuxathiocarb, Isoprocarb, Metam-sodim^ Methio- 
carb, Metbomyl, Metolcarb, Qxamyl, Piriinicarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicarb, Thiofanox, 
Triazamate, Trimefhacarb, XMC, Xylylcarb) 

1.2 Qrganophosphate (z.B. Acephate, Azamethipbos, Azinphos (-methyl, -ethyl), Bromoi)hos- 
ethyVBromfenvinfos (-methyl), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion, Chlorethoxyfos, C3alor- 
fenvinphos, Chlormephos, Chlorpyrifos (-methyl/-ethyl), Coumaphos, Cyanoferiphos, Cyanophos, 
Chlorfenvinphos, Demeton-S -methyl, Demetdn-S-methylsulphon, Dialifos, Diazinon, Dichlofen- 
thion, Dichlorvos/DDVP, Dicrotophos, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dioxabenzofos, Disulfoton, 
EPN, Ethion, Ethoprophos, Etrimfos, Famphur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, Fehthi- 
on, Flupyrazofos, Fonofos, Fonnothion, Fosmethilan, Fosthiazate, Heptenophos, lodofenphos, 
Iprobenfos, Isazofos, Isofenphos, Isopropyl O-salicylate, Isoxafhion, Malalhion, Mecarbam, Me- 
thacrifos, Methamidophos, Methidathion, Mevinphos, Monocrotophos, Naled, Omethoate, Oxy- 
demeton-me&yl, Parathion (-mefhyl/-efhyl), Phenthoate, Phorate, Phosalone, Phosmet, Phospha- 
midon, Phosphocarb, Phoxim, Pirimiphos (-mefliyl/-ethyl), Profendfos, Propaphos, Propetamphos, 
Prothiofos, Prothoate, Pyraclofos, Pyridaphenthion, Pyridatiiion, Quinalphos, Sebufos, Sulfotep, 
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Sulprofos, Tebupirimfos, Temephos, Terbufos, TetracWorvinphos, Thiometon, Triazophos, Tric- 

5 allethrin, BioaUetJiann-S-cyclop(^ BioeMiMoiBS^ Biopeimellfim Biofesmet^^ 

, Chlovaporthrin, Cis^ Gis-Resmethrin, Cis-Pemethria, Clocythrin, Cycloprbthrin, 

Cyflufhrin, Cylmlofhrin, Hietar, zeta-), (^henothrm, DDT, Delta- 

mefhrin, Empeiitiirin (IR-isomer), Esfenvalerate, Etofenprpx, Feirflufhrin, Fenpropathrin, Fenpy- 
rithrin, Fenvalerate, Hubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, Humethrin, Fluvaliciate, Fub- 
10 fenprox, Gaimm^iJylialothrin, Kadethiin, Laanbda-Cyhalothrin, Metoflutbrin, Per-- 

mefhrin (cis-, traiis-X PhenottHria (^^^ Pi^liethrm, Ptofl^ fyres- 

methrin, Resmeihrin, RU 155^5/ Sildiuo]^^ 

* methrin (IR-isomer), Tralbmethiin, Transfhithrin, ZXI 8901^Pyretimns (i)yrefhrum 

2.2 Oxadiazine (zJB/Indoxacarb) 

15 3. Acetylcholin-Rezeptor-Agonisten/'Antagonisten 

3-1 Chloromcotinyle/Neonicotmoide (z.B. Acetaiiuprii^^ Cloihiamdin, bmoteftiran/Irmdaclopri<^ 
Nitenpyram, Nithiazine, IThiac^^^ 

3:2 Nicotine^ Bensultap, Gartap . 

4. Acetylchqlin-Rezeptor-Modulatoren 

20 4.1 Spinosyne(z.B.Spiiiosad) 

5- GABA-gesteuerte Chlorid-KanaUAntagonisten 

5.1 Cyclodiene Organochlorine (z.B. Can5>hechlor, Chlordaae, Endosulfan, Gamma-HCH, HCH, 
Heptachlor, Lindane, Melhoxychlor 

5.2 Fiprole (z.B. Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole) 

6, Chlorid-Kanal'Aktivatoren 

6.1 Mectine (z.B. Abamectin, Aveamectin, Emamectiii, Emamectin-benzoate, Ivermectin, Milbe- 
mectin, Milbemycin) 

7. Juvenilhormon-Munetika 
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(zJB. Diofenolan, Epofenonane, Fmoxycarb, Hydroprene, Kinoprene, Methoprene, Pyriproxifen, 
Triprene) 



SrEcdysi 



oriagordsien/disnqytoren v : v^/.; 




3 



5 ? 9. Irihibitorerid(^, 



9 . 1 B.eiiz»ylliaiiisto£fe (zJB . BistrifluroEi, Chlofluazuron, I>iflubenzuron, Flua2airon, Hucycloxurpn, 
Hufraoxuroii, HeTcafli^ Lufenijronj NovaWbn, Novifliiimirbn, ^*en^ Teflubenzuron, 
; Triflumuron) . ^ . . • 

10 9.3 Cyromazine 

ia Inhibitpren der oxidativen Phosphorylierimg, ATP-jyisruptoren 
10-1 Diafenfhiuran 

10.2 Organotine (z.B. Azocyclotm, Cyhexatin, Fenbutatm-oxide) 

1 L Enikoppler der oxidativen Phqshdrylierung durch Unterbfechung des H-I^dtqngrixdien^ 
15 • 11.1 Pyrrole (zJB. CMoifenapyr) 

1 1 .2 Dinitrophenole (z£. Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOQ 
12. Site-I-Elektronentransportinhibitoren 



12.1 METTs (z3. Fenazaquin, Fenpjnroximate, Pyrinridifen, Pyrida^ Tebufenpyrad, Tolfenpy- 
. rad) . 

20 12.2 Hydramethylnone 
12.3Dicofol 

13. Site-II'Elektronentransportinhibitoren 
■ 13.1 Rotenone 



14, Site-ni'Elektronentransportinhibiioren 
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14.1 Acequinocyl, Fliiaciypyrim 

Bacfllus Ihuimgimsis-S .- . a : j ^- ; r " ; 




16.1 Tetronsauren (z.B. Spirodiclofen, Spiromesifen) 

16.2 Tetramsauren [zlB. 3-(2,5-IjimetbLyiphenyl)-8-nieth 

ethyl* carbonate (aHas: Carbomc acid, 3"(2,5Hdimethylphenyi)-8-^ 
azaspiro[4.5]dec-3-en-4-yl ethyl ester, CAS-Reg.-No.: 382608-10-8) and GarVbnic acid^^^^^w^^ 
dimethylpheayl>8-metho3cy-2-oxo-l-azaspiro[4.5]dec-3-^ ethyl ester cipJiS-^Rj^^o^ 

203313-25-1)] 

n^Carboxamide 

(z.B. Flonicamid) 

18. Oktopaminerge Agonisten 
(z.B, Amitraz) 

19. Inhibitoren der Magnesiwrt-stimulierien ATPase 
(z.B. Propargite) ' 

20. PhtJialamide 

(zJB. : • N^-[l,l-Dimethyl-2-(methylsulfonyl)ethyl]-3-iod-N^-[2-methyl-4-^ 
(trifluonnethyl)efhyl]phenyl]-l,2-benzenedicarboxarnide (CAS-Reg,-No.: 272451-65-7), Flubendi- 
amide) 

21. Nereistoxin-Analoge 

(z3. Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiosultap-sodium) 

22. Biologika, Hormone oder Pheromone 

(z-B. Azadirachtin, Bacillus spec, Beauveria spec, Codlemone, Metarrhizium spec, Paecilomyces 
spec, Thuringiensin, Verticillium spec) 



wo 2005/056556 PCT/EP2004/013931 

37 
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23. Wirkstoffe mit unbekannten oder nicht spezifischen Wirkmechcuiismen 

5 23;4 Ami'dbflmnet, Bot^ 

Uiionat, Chlordimefonn, Chlorobenzilate, Chloropicnn, Qotiiiazoben, Cycloprenb, Cyflumetofea, 
Dicyclanil, Fenoxacrim, Featrifanil, Huben2miine, Hufenerin^^ Hydra- 
. methylnone, Jappnilure, Metoxjadiazone, Petroleun^ Potas^iuih pleate, Pjnra- 

.flTjprole,?^ 

id * femer die VeSbiiiiiiiii^ -die Vabiiidung ?3^^ 

98y2L5923)i^bwie iPta|»rate, i(vei<^e iiisSktizid wMcsMffl^ElaiG^ Nem^fbderi, yiriii 

exifhalten. - ' vv^^'— . 

15 Auch eine Mischung init anderen bekaimten Wirkstofferi, wie Herbiziden bder Dungemitteln 
mid Wachstumsregulatoi^n, Sa^^ 

. . Daiiiber hinaus weisen die erfuidimg$gema6eii Yerbindungen der Forinel (I) auch sehr gute anti- 
mykotische Wirkungen auf. Sie besitzen ein sehr breites aBtimykolisches Wir^^ ias- 
besondere g^gen Dermatophyten und Sprosspilze, Schioainel und diphasische Pilze (z.B. gegen 
20 Candida-Spezies wie Candida albicans, Candida glabrata) sowie Epidennophyton floccosmn, 
Aspergillus-Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus fumigatus, Tricbophyton-Spezies, wie 
Tricbbphyton mentagrophytes,' iMicrospbron-Spezies wie Microsporoii cards und audouinii. Die 
Aufeahlung dieser Pilze steUt keinesfalls eine Beschrankung des erfassbaren mykotischen Spekt- 
rums dar, sbhdem hat nur erlautemden Charakter. 

25 Die Wfa-kstoflfe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus bereiteten An- 
wendungsfonnen, wie gebrauchsfertige L5sungen, Suspensionen, Sprilzpulver, Fasten, losliche 
Pulver, Staubemittel und Granulate angewendet werden. Die.Anwendung geschieht in liblicher 
Weise, z.B. durch GieBen, Verspritzen, Verspriihen, Verstreuen, Verstauben, Verschaumen, 
Bestreichen usw. Bs ist femer moglich, die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-Volume-Verfahren 

30 auszubringen oder die WirkstofEzubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieren. 
Es kann auch das Saatgut der Pflanzen behandelt werden.: 
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Beim Einsatz der erfindungsgemaUen Wirkstoffe als Fungizide k5nnen die Aufwandmengen je 
nacb Applikationsart innerhalb eiues ^groBeren Bereiches^variiert ??V^®?^?h[,^dJm 
Pflanzaciteiien liegen die A^tiiWandinengeri an Wi^^ im aUgemenifen zWiscKen^ 0 
lO.OOO^a, vorzugsweise zwischenvlO. und 1.^ Bei der,,Saatgutbehmdlmig.J^^^ die. 

Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,p01-*uhd 50 g pro K^logramiii Saat^t,'?: 
vorzugsweise zvvischen 6,01 und 1 def Behandlimg des Boderis ; 

liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und IQ.OOO g/ha, .vorzu.gs- 
: weise zwischen 1 undS.OOO g/ha. 

Wie bereits oben erwahnt konnen erfindungsgemaB alle Pflanzen und dereh Telle behandelt war- 
den. In einer bevorzugtea Ausi^lnungsforin werden wild vorkommende bder diiirch kbnveaitionelle 
biologische Zuchtmethoden, wie Kreuzung oder Protoplastenfusibn erhalteneri Pflaiizebikrten und 
Pflanzensorten sowie derm Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsfonn w^- 
:den transgene Pflanzen und Pflanzer^soiten, die durcfe g;enLtechnolpgiscl^eMe&^ 
in Kpmbmation mit konyeritionellen Metjiod^ CThdte:n \^ (Gmetic^y Mo^ 
und dearen Teile behandelt Der Begrifif ^Teile" bzw, „Teile von Pflanzen" oder ,^*flMizenteile" 
wurde oben erlautert. 

Besonders bevprzugt werden erfind\irigsgemaB Pflanzen der jeweils handelsablichen oder in 
Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt Unt^ Pflanzensorten verstebt man Pf]^anzen mit 
neuen Eigenschaften (^Traits")^ die sowohl durch konventionelle Ziichtung, durch Mutagenese 
oder diarch rekombiiiante DNA-Techniken gezuchtet worden sind. Dies koimen Sorteh, Rassen, 
iBio- und denotypen sein. 

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen (Boden^ 
Klima, Vegetationsperiode, Emahrung) koxvnen durch die erfindungsgemaBe Behandlung auch 
uberadditive („synergistische'*) Effekte auflreten. So sind beispielsweise emiedrigte Aufwand- 
mengen und/oder Erweiterungen des Wirkungsspektrums und/oder eine Verstarkung der Wirkung 
der erfindungsgemaB verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflanzenwachstum, erhohte Tole- 
ranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte Toleranz gegen Trockeiiheit oder ge- 
gen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhohte Bliihleistung, erleichterte Emte, Beschleunigxmg der 
Reife, hohere Emteertrage, hohere Qualitat und/oder hoherer Emahrungswert der Emteprodukte, 
hphere Lagerfahigkeit und/oder Bearbeifbarkeit der Emteprodukte moglich, die uber die eigentlich 
zu erwartenden Effekte hinausgehen- 

Zu den bevorzugten erfindungsgemaB zu behandelnden transgenen (gentechnologisch erhaltenen) 
Pflanzen bzw. Pflanzensorten gehoren alle Pflanzen, die durch die genteclmologische Modifikation 
genetisches Material erhielten, welches diesen Pflanzen besondere vorteilhafte wertvolle Eigen- 
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schaften („Traits**) verleiht Beispiele fUr solche Eigenschaften sind besseres Pflanzenwachstum, 




' gegm tietische und milaobidlie ScKadling^^^ lMelden,'MiIberi^:pfla^ 

gen^n Pilzen, B^erien lind/oder Virai sowie eiiie CThdhteTolefaiiz derMai^ . 
heibizide Wirksito^^ 

10 Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel, BaumwoUe, Tabak, iE^ps sOwie'^^^ (mit 
; > . V. den JFra^ Bimen, Zitrusfruphten und WeintraubenJ erwahnt, wobei Mii^, Soja, Kartof- 

feL BaumwoUe, Tabak und Raps besonders hervbrgehoben werde^ 

werden besonders hervorgehoben die erhohte Abwehr der jPflanzen gegeii Inseldteiii^ Spmnentiere, 

15 durch das genetische Material aus Bacillus Thuringiensis (zJB. durch die QcaeX:^^ 
CiyIA(c), OryllA, CryIIL\ 

nen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden JBt Pflanzen"). Als Eigenschaften (^Traits*^ 
werden auch besonders hervorgehoben die erhohte Abwehr von Pflanzen gegen Pilze, Bakterien 
und Viren durch Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), Systemin, Phytoalexine, iSlicitoren 

20 sowie Resistenzigene und entsprechend exprirnierte Proteine und Toxine. Als. Eigenschaften 
(„Traits") werden weiterhin besonders hervorgehoben die erhShte Toleranz der Pflanzen g6gen- 
iiber bestimmten herbiziden Wirkstoffen, beispielsweise Imidazolinonen, Siilfonylhamstoffen, 
Glyphosate oder Phosphinotricin (z.B. ,J*A'r -Gen). Die jeweils die gewiinschten Eigenschaften 
) („Traits") verleihenden Gene konnen auch in Kombinationen miteinander in den transgenen Pflan- 

25 zen vorkommen. Als Beispiele fiir ,3t Pflanzen'' seien Maissorten, BaumwoUsorten, Sojasorten 
und Kartoffelsorten genannt, die unter den Handelsbezeichnungen YIELD GARD® (z.B. Mais, 
Baumwolle, Soja), KnockOut® (z.B. Mais), StarLink® (z.B. Mais), BoUgard® (Baumwolle), Nu- 
coton® (BaumwoUe) und NewLeaf® (Kartoffel) vertrieben werden. Als Beispiele fiir Herbizid 
tolerante Pflanzen seien Maissorten, BaumwoUsorten und Sojasorten genannt, die unter den Han- 

30 delsbezeichnungen Roundup Ready® (Toleranz gegen Glyphosate zJB. Mais, BaumwoUe, Soja), 
Liberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin, z.B. Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) 
und STS® (Toleranz gegen Sulfonylhamstoffe zJB. Mais) vertrieben werden. Als Herbizid resis- 
tente (konventionell auf Herbizid-Toleranz gezuchtete) Pflanzen seien auch die iinter der Bezeich- 
nung Clearfield® vertriebenen Sorten (z.B. Mais) erwahnt. SelbstverstandUch gelten diese Aussa- 

35 gen auch fur in der Zukunft entwickelte bzw. zukunftig auf den Markt konunende Pflanzensorten 
mit diesen oder zukunftig entwickelten genetischen Eigenschaften („Traits"). 
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Die aufgefuhrten Pflanzen koimen besonders vorteilhaft erfindungsgemaB mit den Verbindiingen 




V ^We^ der Formel (1) zur Unterdruckurig des 

Wachstums, von Tiimorzellen in^^ Dies basiert auf einef We^^ 



_?en mit 

10 Z\i diesem 2iweck oda: niehrere^^ 



Die'H^rstellung tmd die Vervi/endu^ 
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Herstellungsbeispiele 




Vearfehren (a, Variante a) . 

5 5 ml verdunnte Schwefelsaure und 0^4 g (0,985^ipmol) 3<!Iyajio-5-cU 

phenyl)-7-(3,3-dimethyl-but-2-yl-ainino)Tpyr^^ werden bei 0°C verruhirt :und 

danach weitere 5 Stunden bei Raiimtemperatm- geriihit AnschlieBend wird das Reaktionsgeniisch. 
auf Eis gegossen, Der anfallende Niederschlag wird abgesaugt, irdt Wasser gewaschen imd :ge- 
trocknet Man erhalt auf diese Weise 0,32 g (61,28 % der Theorie) an 3-Aipido-5rcMor-6r<2-^ 
10 6-fluor-pbenyl>7-<33-diniefhyl-but-2-yl-airiino)-py^ 

Beispirf 2 




Verfahren (a, Variante p) 

15 Ein Gemisch aus 0,400 g (0,985 niinol) 3-Qyano-5-cMor-6-(2-^Mor-4-fluorphenyl)-7-(3,3- 
dinaelhyl-but-2-yl-amino)-pyrazolo[l,5-a]pynrmdin und 20 ml Efhanol wird bei Raumten5)eratur 
nait 0,082 g (1,181 mmol) Hydroxylanrnioniumchlorid und 0,800 g Amberlyst A-21 versetzt und 
16 Stunden bei Raumtemperatur geschiittelt Danach wird das Reaktionsgemisch emeut mit 40 mg 
Hydroxylammoniunichlorid und 200 mg Amberlyst A-21 versetzt imd 48 Stunden beim Raumtem- 
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peratur geschiittelt. Es wird aufgearbeitet, indem man das enfhaltene Festprodukt absaugt, die Miit- 
terlauge > untetv yenrm ufid; deli: jverb RiicT^^ 

ether:]S<ielJiyl.-tert.-b^ 4:1 an Kieiselgei bltf Man erhMlf ;a 




HPLG:logP = 2,55 
Beispiel 3 



CH3 

,CH C(CH3)3 




Atropisomer A 



10 Ein Getmsch aiis l,OpOg (2,461 iimiol) 3-CyaQO-5-cWor-6-(2-cMor-4-fluorrphenyl^^^ 
dimethyl-but-2-yl-animo>pyi:azolo tind 5 ml Methanol \!idrd bei lUt^ 

liiit 0,053 g (0,246 mmol) Natrluni-melhylat in Methanol versetzt und 48 Stunden bei JRaxmitem- 
peratur genihrt. Danach fiigt man 0,132 g (2,461 mmol) Ammoniumchlorid hrnzu lip^ ruhrt 24 
Stunden bei Raumtemperatur. Anschliefiend wird das Reaktionsgemisch unter vermindertem 

15 Druck eingeengt Man erhStt auf diese Weise 0,95 g eines Produktes, das zu 8,6% aus 3- 
Iminoaiiud-5-cMor-6-(2-cUor-4-fluor-phenyl^^ 
riini(Bn-Hydrochlorid in Forni des Atropisomeren A besteht. 



HPLC: log? = 2,72 
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Beispiel 4 




Verfahren (a, Variante y) 



Bin Gemisch aus 1,0 g (2,461 jnmol) 3rO/an6-5-cUor-6-(2-cMor-4rfluor-phen 
5 but-2-yl-arDino)-pyrazolo[l,5ra]-^^ wird bei Ramnteniperatur nrit 

0,053 g (0,246 mmol) Natrium-meaylat m Methinpl :yereetzt und 48 Stuiiden bei Bamritemperatiir 
geriihrt Danach fiigt man 0,132 g^(^,461 mmol) AmriionimncMorid hinm und rOi^ 24 iSttmden be^i 
Raumtemperatar. Anschliefiend wird das Reaktionsgemisch imter vennindertem Dmck eingeengt. 
Man eilialt auf diese .Weise 0,98 g eines iE^oduktes, das zn 15,24 % aus S-Immo^nfidrS^^ 
10 cMor-4;-cMor-pKenyl)-7-(3,3-dime1hyl4)ut-2-yl-amino)-^ in 
y:-; "FormdfisAtropisomerenB besteht. - 

HPLC:logP = 2,58 : ' ^ 

" Beispiel 5 / 




15 Verfahren (b) 

48 mg (0^44 mmol) 2,4-Drnitrophenylhydra2m werden bei Raumtemperatar imter Riihren mit 
0,2 ml konzentrierter Schwefelsaure imd tropfenweise mit 0,3 ml Wasser versetzt. Anschliefiend 
werden unter Riihren zunachst 1 ml Ethanol und daim eine 10 %ige Losung von 0,1 g 
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(0,244 mmol) 3-Fomiyl-5-chlor-'6-(2"Chlor-4-fluor-phenyl)-7-(3 ,3-diniethyl-but-2-yl-aiiiino)-pyra-. 




BDPLC:l6gP = 6,28 



Nach den zuvor angegebenien Methpden werden auch die in der folgenden Tabelle 1 aufgefOhrten 
Stoffe der Formel 




Tabelle 1 



Bsp.- 
Nr. 


t 


r3 


r4 


r5 


— 


logP 


6 


1 

—NH—CH— 0(083)3- 


H 


NHj 


a 


F 

. — 
CI 


2^6 


7- 


OH, 
1 

—NH— OH— 0(083)3 
chiral(R) 


H 


NH2 


Gl 


a 


2,47 


8 


—NH— 08—0(083)3 


H 




a 




MH+=518 


9 


CH3 

—NH— 08—0(083)3 


H 


^C=N-CH2-COOCH3 
H 


Cl 


CI 


MH+=480 
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Bsp.- 
Nr. 


T 


r3 


R4 


r5 




logP 


18 

■ " f ^ 

.1 


'4-NH^CH— 6(CH3)3 


H 




- CI 

.4i: : 






19 


— NH— CH— CH(CH3)2 


H 


>=N 


CI 


. CI 


4,49 


20 


<jJH3 

—NH— CH— CF3 


H 


NHj 








21 


^NH— CH— C(QH3)3 


H 


NH2 


a 


F 

. CI 




22 


— NH— CH— C(CH3)3 
chiral;(R) 


H 


NHj 


a 


F 
CI 




23 


— NH— CH— C(CH3)3 
ohiral (S) 


H 


NH2 


a 


F 
CI 




24 


CH3 

— NH— CH— C(CH3)3 


H 


V=N 
NH2 


a 


CI 




25 


— NH— CH— C(CH3)3 
chiral(R) 


H 




a 


CI 





.i-VWT}..-. . ... .. 



. 3 



Bsp.- 
Nr. 


= Rl 
\ / 
N 
1 


r3 


VR4 




R6 


logP 




















1 ■ 

:;h— .c(CH3)3 


■ XJ. ^ 






: > Fir - - 


- 


28 


CH3 
j 3 

— NH7-CH^C(CH3)3 
bhiral(R) 


XT 

.'- .".f 


^^^2^" J- 

■ t ' •* • . ■ 










■ " •■■■-•'gh;'^' "■' • 

1 3 

-=-^NH— qH-7-C(CH3)3 
,chiral (S) 












, 30 . 


-^NH— CH— C(CM3)3 


H . 


NH2 ' ' ■ ' - 


ci 






31 
* 


CH3 

1 

— NH— CH— C(eH3)3 
chixal (R) 


H 


NHj . ... 

i 


a 


; a 


- 


32 


CH3 

1 

— NH— CH— C(CH3)3 
chiial (S) 


H 


NHj 


Cl 


Cl 




33 


CH3 

1 

— NH— CH— CHCCHa)^ 


H 




Cl 


Cl 
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Bsp.- 
Nr. 


- t . 


r3 


R4 


r5 


r6 


logP 


34 


— NHF4cH— CHCCHa)^'' 


H 


\ P 


CI 


• Cl / 


i' r 


35 


CH3 

— Nfi— CH— QH(CH3^ 
cjiiral (S) 


H 

5.- 


NH2 ^ \ 


Cl 


Cl 


• 


42 


— NH— CH--C(CH3)3 






Cl 


■•F ■ • . •=.■; . 
■ ■■-1^^'^- 

•V-F.. - • - ■ 




43 


CH- 
I 

— NH— CH— e(CH3)3 
cWral (R) 


H 


NH2 


Cl 


. p:^- ■-: p ■ ■ ■ ■ 

F 




44 


— NH— CH— C(CH3)3 


H 




Cl 


: -. F 




45 


— NH-CH— C(CH3)3 


.H 


^C=N-<iHj-COOCH3 
H 


Cl 


F 
F 






-NHo 


H 


NH2 


Cl 


F 
F 
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Bsp.- 
Nr- 




r3 


R4 


r5 






logP 






















47 










■"■•'f ■ 






48 


H H 

^ CH, 

1 

^ ^ ^ - CH3 


H 




fa 


■ ..... p -- • 

^ A- 

....... F ...^ 


-F 


- 




49 


1 3 

J 


; H 




a 












— NH7-CH^C(CH3)3 








F 


-F 






50 


— NH-^CH— CH(CH3)j 


H 




Gl 


: /F 

/ J 

■ F 


-F 


■ 'V 




51 


9H3 
1 

— NH— CH— CF3 


H 


\^ 


a 


£1 y. 

F 


-F 




» 


52 


—NH-^CH— 0(013)3 


H 


NH2 


•a 


. F 
F 


-F 






53 


-NH-CH-C(CH3)3 
chiral(R) 


H 


>=N 

NH2 


a 


F 

— 
F 


-F 
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Bsp.- 
Nr. 


N 
I 


r3 


R4 


r5 


k6 


logP 


• 54; 


' -^chiral (S) 


H 


^^?v M 


CI 

1 --'-^ 


^ F , 
F 


• 


55 


CH, 

— NH— CH— C(CH3)3 


H 




CI 


•;; ..-F ■ " 




56 


CH3 

L : 

,f^NH---GH--C{CH3)3 
V,: 6ldral OR) 


H 


NH^ 


CI 


- F^ 

F . . •• - ■ 




57 


• CH, 

— NH— CH— C(CH3)3 
ciiiral (S) 




NH2 


Gl 


F- 

F --I 




58 


CH- : 
. 1 

~NH— CH-rCH{CH3)2 


H 


NH2 


CI 


F. 
F 




59 


CH3 

— NH— CH— CH(CH3)2 
chiral (R) 


H 


NH2 


CI 


F 
F 




60 


— NH— CH— CH(CH3)2 
chiral (S) 


TT 

H 


>=N 

NH2 


CI 


p 
F. 
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Bsp.- 
Nr. 


N 


r3 


R4 




R«» 


logP 


.68 . 


Grl- • ---- 
- — NHT?CHt^"G(CH3)3 ' 

-; ' .I'l.--- 




NH^ 








69 


CH3 

— NH— CH— CH(CH3)2 


H 


>=N 


Q 






70 


--NH--CH--CF3 


H 




CI 






* 71. 


— NH— CH— C(CH3)3 




NH2 


CI 






72 


CH, 

1 , 

— NH— CH— C{CH3)3 
chiral (R) 


H 


NH2 


CI 






73' 


CH3 

— NH—CH— C{CH3)3 
chiral (S) 


H 


V P- 

NH2 


CI 






74 


yHg 

— NH— CH— C(GH3)3 


TT 

H 




CI 


CI 
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Bsp.- 
Nr... 




r3 

• "/ *..■' 


R4 






logP 






H::X 

^^^^ 
:^|^^ 




^^^«^« 


-i 




76 i 


.GH3 ; 

;. ,1 

-T^NH— QH— C(CH3)3 
:ehiral(S) 


H 


NHj 


■ tGr ■■- 






77 

... 










; ei 


.■-...:a^..:v...:.:..:-.:: 




78 


. ..chirai jjl) 






■r-O.- 


- :' i: . 




79 


CH3 

1 

chiral(S) 


H 


- .0— 


ei 

• - • • . ' 


.;Gi -■:--.:c.:j J. 




80 


— NH— CH— CH(CH3)2 


H 


NH2 


a 


F 
F 


« 


81 


CH3 

1 

— NH— CH— CH(CH3)2 
clnral (R) 


H 


> — M-OH 
NH2 


Cl 


F 
F 





« 
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Bsp.- 

Nr..-; 




r3 


R4 


R5 


R<» 


logP 


82 




H 

'i 






F ^ 




83 . 


-e*NH— CH--CH(CH3)2 


H 


NH2 K 


CI 




- . 


84 


-~NH— CH— CH(CH3)2 
' ' cliiral(R) 
* 


H 




CI 






85 


CH3 

..CI ■ 

< '--NH-tCH— CH(CH3)2 

fchiral (S) 


H 


NH2 • 


r ci 


CI. ■ • ■ v : 





Die Bestnnmuii^ der logP-Werte erfolgt getdSB EBC-Dfrecti^ W831 Almesx V. A8 durck HPLC " 
(Gradientenme&ode, Aceteoiutril/0,1 % wSssrige Phospliorsaur^). 
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1 



5 : ' Atfetdhitrfl g 

■ - re eingeruhft. Das dabei anfallende Festproduktlwird abgesaugt,^mehffac^^^ 

/und g^cKdmet Iv^ eihalt auf die^e Weis^ 
10 cMorT6-fluoiphenyi)-7-(3,3-kl^ 



HPLCilpgP = 4,59. 



Beispiel37 



CH,. 

J 3 

CH-C(CH3)3 




15 



Die Herstellung der Verbindung der oben angegebenen Fonnel erfolgt nach der im Beaspiel 18 
angegebenen Mefhode. 



HPLC:logP = 4,78 
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48 g (0,184 Mol) 2-CMor-4-fluor"phenylmalonsauredimefhyleter^^ w 19,91 g (0,184M6l) 4- 
;S ' ^ 37,55 g (0,203 Mbl) Tri-n-hulylainin 

^ 180?G vgferQhrt. DaS bei jder Rea^ wird kqi^linper^^ iabdestillieit. 

^ -%sSili^e^ ifoeakticttisgetoMsc^ aiif Rmim^^ ijWd 

^-^^ -claQ kdSn^rhalt als Rii?^^ 

jiff -^^'^t^e'R^ veSvi?^det'wird.- -r ■■ v.-^Hv; ■ t^.: .r.. 



Beispiel39 




Die Herstellung der Verbindimg der oben angegebenen Fonnel erfolgt nach der im Beispiel 22 
beschriebenen Mefhode. 

15 HPLC:logP = 0,19 

Beispiel 40 




Das gemaB Beispiel 22 hergestellte 6-:(2-Chlor-4-fluor-phenyl)-5,7-dihydroxy-pyrazolo[l,5-a]- 
pyriiiudin-3-carbonitril wird im Rohzustand in 367,3. g (2,395 Mol) PhosphoroxycWorid gelost. 



I 
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Man gibt bei Raumteii5>eratur 31,95 g (0,153 Mol) Phosphoipentachlorid in Portionen dazu. Dann 




Die Herstelliing der Verbindung der oben angegebeiieri Fonnel erfolj^^;^ 24 



beschriebenai Methode. 
15 HPLCriogP^^ / : V- ^ 
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Verwendungsbeispiele 




5 24,5 ijrewichtstKfie Dimettiylacetaim 

Emulgator: 1,0 Gewichtsteile Alkyl-rAiyl-Polyglykolethex 



Ziir Herstellimg erner zvveclaiiaBigen^ W Wirk- 



stoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator liad Vbrdflmt das'Konze^ 
Wasser auf die gewunschte Kdnzentration; / - 

10 Zur Prufeng aiif prbteMve 



der axigegbibenen Ax^aiidiiieng;e b^^^^^ j^feocldaexi des Si^^ 

zdh tidi einer wassrigen Koiiidien^u^ Ventuna ma^q itiolcu- 

lidrt imd verbleibm danii 1 Tag fei ca. 20*^0 uiid 100% relatiVerl/itftfeuc^^ 

tionskabine. 

15 Die Pflanzen werden dann im Gewachshaus bei ca. 2l^C und einer relatiyen LuftfeuchtigJ^ 

■ ■ ca/PO^S^o'^ai^^ ^^vjjl-;^^- ^^^^^^ . . - 

10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0% ein Wirkungsgrad, der 
demjenigen der KontroUe entspxicht, wahrend ein Wirkungsgrad von 100% bedeutet^ dass keiri 
- Befall beobachtet wird. 

20 In didsem Test zeigten die in den Beispielen 1, 2, 7, 12 und 13 aufgefuhrten ©rfindungsgemaJJen 
Verbindungen bei einer Aufwandmenge von lOQ. g/ha einen Wirkungsgrad von iiber 90 %. 
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Beispiel B 




Zur Herstellunjg eineir zweckmaBigen Wirkstofifeuberei yemiscM^^^^ ;1 Ge\yiciiM^il Wirk- 
stQjBF mit den angegebenen Mengeh Losungsmittel mid iBtnuIgator und ver^unnf das Kbiizes^^ 

■•^ Ci'^}" wS^siStvauf di^ " 

. Ziir iWfimg auf .protfektive Wirksanikeit wbrdien jung^ Pflariito ^imt- der W 
. . vlO ..^ . d&^khc^feeben^ bespfiiht. Nach Antfckii^^ i&des 

. . Blatt 2 Meine ririt Botr\^s cirieriea be^^ Agarstflckcheii aiSfgb^^^ 

werden in eihd: abgedimkelten^ ca. 20°C und 100% f ielatiyer 

• ^y^'- ^'"^'^-^/ ^'"'^Y r^''^^^^^^^ • 

2 Tage hach der Inbkulatioh wird die GroBe der Befallsflecken aiif /den BlSttem aiiisg^ 

15 . bedeutet 0% ein Wirl<mgsgrad, d^ der KontrpUe en^ wahrbnd -ein 

In diesem Test zeigten die in den Beispielen 1, 2, 7, 12 lind 13 iatifgefuhrten eicfindungsgenaaBen 
Verbindimgen bei erner Aufwandmenge von 500 g/ha einen Wirkungsgrad von uBer 90 %. 



9 
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Beispiel C 

'SphSerotheca--Test(Giirke)/pi'oteM ^ ^ . r' ^ ^ ^.^-^^^^ -.^^ . r 

Losungsmittel: ^ 4? Gewiclitetefle|§)|^^ ^ . . 

Emulgator: ^ - 1 Gewichtsteil ,^ . AlKylarylpqlyglykolether 

5 Zur Herstellung einer zwecldmaBigen j\Vir^ man 1 G^^yichtstea Wirk- 

stdfFmit den angegeb^en Mengen Losimgsimttel und Emu^^ und ver^ibnt da^ Korizmlra^ mit 
"Wasiseraufdie'g^ '■V ''''">/v^^ K•^^./^^r... v?- 

Zur PrQfung auf prbtektive Wiks 

bereitiing in der angegebenen Aufwandmehge. 1 Tag riach;dc?r^ Behandluiig werden die Pflanzen n 
10 mit diner Si>orensuspensi6n von Spliaerofheca' fuiigiiiea inokuliert^^ werderi die 

Pflan±eri"iri 

23°(:aufgestellt: ' -v^>v r - - ^ *r,r^ 



7 Tage mch der Mokulatio^ die Auswe]rtuhg. Dabei bedeutet 0% ein Wirk^ 

demjeiiigen der Kontrolle entsprichtj wghrend eiri V/irkiingsgrad von 1009^ bedeutet» dass kein 
15 BefaUbeobachtetwird. , * v.. ■ . ; ; : 

In diesem Test zeigten die in den^^ 
. gen bei einer Aufwandinenge von 750 g^a eineii Wifkiingsgrad j^on iiber 90 %. 
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Patentansprflche . 




inwelcher 
5 ' r1 ' fiir WasseiytoHi 

GylcloallQ^l Oder far gegebmeii^ 
10 gegebenmfidls substituierten heterocyc^ 

.■ r i ■ ■ : : -f .fiir: j^Ipgen, gegebejaeii^^ oder_ gegebenenfalls 



3 



fur einen Rest der Fomel j steht, woxin 



X fOr ein SauerstbfFatoiii, eiaej^ 
15 " worin 

Z far gegid)CT<5nfaUs su^ 

Oder 

8 

R^ fur einen Rest der Fonnel C=N-R steht, worin 



fur Wasserstoff oder Alkyl steht und 
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r8 fiir gegebenenfalls substituiertes AlkyI, gegebenenfalls substituiertes Alkyl, gege- 
, Jbenenfalls substituiertes Pheiiyl odej fur.:gegel?ene^ 
no steiit, 

r6 fiir gegebenenfalls substituiertes Aiyl stbht. 

2. Pyrazolopyrimidine der Formel (T) gemaJJ Anspruch 1, in denen 

r1 fur Wasserstoff, Allq^l mit 1 bis 6 KoUenstoffetomai stelit^ das einfach bis 
u ; : V i : : . . fimffech, gleichartig -Oder yerscjiieden substituiert :Sem kaim durch Halog^^n, 
r.:-^^:.^^^ , Cy^o, HydrojQ^^ AJkpxy mit 1 bis 4 Kphlenstoffatonien un^^ Oycloalkyl xnit 

v ^ r 3bis i6K^ , . , , / 

r1 fiir Aikenyl mit 2 bis .6 KoUenstoffatpmen stelit, das einfach bis dreifack, gleichar- 
tig Oder verschieden substitiiiert sein kann durch Halogen, Cyano, Hydroxy, Alko- 
xy liut 1 bis 4 XoMehstofFatoiim laid/bd^ Gycloalkyl mit 3 bis 6 Kohleiistoff- 
atocrien, odea: 

r1 fur Alkinyl mit 3 bis 6 Kohlenstoflfatomen steht, das eiafach bis dreifach, gleichar- 
tig Oder verschieden substituiert sein kkm durch Halogen, Cyano, Alkoxy nait 1 
bis 4 Kohlenstoffatomen \md/pder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder 

r1 fiir Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, 

gleichartig oder verschieden substituiert sein kann durch Halogen und/oder AJkyl 

mit 1 bis 4 KoUenstodffatomiBn, oder 
^ • * 

r1 fur gesattigtes oder ungesattigtes Heterocyclyl mit 5 oder 6 Ringgliedem und 1 bis 
3 Heteroatomen, wie Stockst6ff, Sauerst6ff und/oder Schwefel, steht, wobei das 
Heterocyclyl einfach oder 2weifach substituiert sein kann durch Halogen, Alkyl 
mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Cyano, Nitro und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Koh- 
lenstoffatomen, 

r2 fiir Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen steht, oder 

r1 undR^^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fiir einen 
gesSttigten oder ungesattigten heterocyclischen Ring mit 3 bis 6 Ringgliedem ste- 
hen, wobei der Heterocyclus ein weiteres Stickstoff-, Sauerstoff- oder Schwefel- 
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atom als Rjngglied enthalten kaim und wobei der Heterocyclus bis zu dreifach sub- 




Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 Halogeiiatoinen qdef fiir 
C^cloalkyi rmt 3 tis 6 3§Lohlenstbf&tbiiien st^ 



C — X 



J 



^ jfii^ em Sauei^oiBfeiotj^^^ steht,/ = 

■ fiir einen Rest der Formel C^H—R^ :3i£^.W<«^J . , • ' 

r8 fur Hydroxy, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstofl&tomen steht, wobei jeder der Alkyl- 
Reste, einfach oder zweifech substituiert sein kam durch Alkoxy imt 1 bis 4 fcoh- 
15 lenstofEatomen, Alkylcarbonyl mit l^vtis -3 Kbhlenstoffatpmen im Alkylteil 

. . vuad/odex AlkoxycarboiQrl imt 1 bis 3 KoW 

' " fur Phenyl stehi, das einfach bis dreifach- gleichartig oder verschieden substituiert 

sein kaini durch Alkyl imt 1 W 
' stoffatomm, Hailcgeaa, Nitre und/oder Halogttialkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen 
20 ' ' imd 1 bis 5 Halogenatomexi, oder 

r8 fiir Phenylamino steht, das emfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden sub- 
stituiert sein kann durch All;yl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkoxy mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen, Halogen, Nitro und/oder Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kohlen^ 
stoffatomen und 1 bis 5 Halogenatomen, 

25 r5 fur Fluor, Chlor, Brom, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkylfhio mit 1 bis 

4 Kohlenstoffatomen, Alkylsulfinyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen oder Alkyl- 
sulfonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen steht, und 
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for Phenyl steht, das einfach bis vierfach, gleichartig oder verschieden substituiert 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Allcyi, Al^l^S/'^^lfhu^^ 
stV^t^^^.^i'P^^^def^kyl^ ' ' '^^5^1^^ 

-"-X -^"^ '■.f'i**'", •v^''' ' . \ \ 

jeweils geradkettiges oder. verzweigtes, AJk oder Alkenyloxy niit jeweils 2 bis 
6 Kohlenstoffatomen; ■ 

jeweils geradkettiges oder yerzweig^es HalogeriS^ 

kylthio, Halogenalkylsiilfiriyl oder Halogenalkylsulfpnyl iriit jeweils 1 bis 6 Koh- 
V , . . ; lenstoffatpmen m 13 gleipliim od^ \^^ - 

jeweils geradkettiges oder venzwdgtes Halpgenalkenyl oder Halgddmike^ 
mit jeweils 2 bis 6 KoMenstofTatdmeai imd 1 bis 11 gleichm bdj^ VCT^ 
BMogeriatcwn^ --^ hix--.^^ ■v^>-S^':r:v;^ /a-W; ' -'^ " ' 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, DialkylaminOj AllQ^lcarbpnyl, 
• - Alkylcarbbnylpx^^ AJkylsulfonylpxy,^ oder' 

Alkoximinbalkyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen ia den einzehien Alkyltei- 

^^^^^ ^^^^^^^ , 

in 2,3-Position verkntipftes 1,3-Propandiyl, 1,4-Bu&ndiyl, Methylendioxy 
(-O-GH2-O) pdeir l j2-Ethylendio7!y (-^O-C^^ Reste einfech 

oder mehrfach, gleichartig oder verschieden substituiert seia konnen durch Hal- 
r goen, Alkyl rinit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen urid/pder Halogenalkyl mit 1 bis 4 

KohlenstoflFatomen und 1 bis 9 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen. 

3. . Pyrazblopyrimidine der Fprmel (J) gemaB Anspruch 1 oder 2, in denen 

r1 fur Wasserstoff oder einen Rest der Forme! 
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CH, 




3 



CH, 



CHg 





CH, 



CH, 



A' 




10 



wdbei # die AnknupfluigssteUe^^m 
r2 fiir Wass^rstojBF,- Mej^^ 

r1 und r2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, das sie gebimden sind, fur PyrroK- 
dinyl, Piperidinyl, Motpholinyl, Thiofnorpholinyl, .Piperazinyl, 3,6- 
I>ihydro-l(2H)-piperi(im^ stehen, wo- 

bei diese Reste dvirch 1 bis 3 piuoiratome, 1 bis 3 Methylgruppen und/oder 
Trifluoimethyl substitmert sein koim . 



Oder 



r1 vmdR2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fxir einen 
Rest der Foimel 
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I 



. ' r^": >' ' ^ worin 



R' fiir Wasserstojff Oder Methyl steht, 

R" fiir Methyl, Ethyl, Fluor, Chlor oder Trifluormethyl stejit, 

m fur die Zahlea 0, 1, 2 oder 3 steht^ wobei R" fur gleicie oder verscHedm 
K^ste stehl^ w^nn m fiir 2 oder 3 steht^ * : . 

R'" fur Methyl, Ethyl, Fluor, Chldr oder Trifluormethyl sfeht , . 

n - fur die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 sieht, wpbei R'" fiir gleiche bder yerschiedene 
Reste steht, weim n ffir 2 oder 3 steht, 

r3 fur Wassersto^ Fluor, Chlor, Brom, lod. Methyl, Ethyl, Isopropyl, Cyclopropyl, 
Cyclobutyl, C^clopentyl, Cyclohexyl, Trifluormethyl, l-Triflu6rniethyl-2,2,2- 
trifluorethyl oder Heptafluorisopropyl isi^ 

r4 fiir eirieiii Rest def ^oniiei — ^tji==X ^eht, wbrin 

X fur ein Sauerstpffatom, ein Schwefelatom, eine HN-Grupe oder eine HO- 
N-Gruppe ?teht, oder 



R^ fOreinenRestderFdrmel C=N — steht, worin 



r7 jfiir Wasserstpff, Methyl oder Ethyl steht und 

r8 fur Alkyl mit 1 oder 2 Kohlenstoffatoraen steht, wobei jeder dieser Alkyl-Reste 
substituiert sein katm dutch Methoxy, Ethoxy, Methylcarbonyl, Ethylcarbonyl, 
Methoxycarbonyl oder Ethoxycarbonyl, oder 
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r8 fur Phenyl steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert 
. .vUc . : . usein Vgrnn diirch Methyl^: 




• - rS ifiirFluor, CMo^ Brdih; oer Methyl- 

. . : - -R^. ;fur;I^lienyl steht, .#s eiirfach dreifach,,.g^ verschieden substitiert 

10 sein kanri durch Fluor, Chlor, Brom, CyaiiQ,^J^i^^ Methyl, Ethyl, li- oder 

i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Allyl, ftrbpargyl, Methpxy, Ethoxy, h- oder i- 
:^ - ^ ' Ethylsulfi- 

15 rethoxy,''&rflii6ora^ 

imethylsi^finyl, Tr^ Trmuoret^ 
Chlorallyloxy, lodpropargyioxy^ iietliyiaip^ Ethylaiiiin6, n- oder i-Propyla^mno, 
Diihethylamino, Dietiryiaminb, Acetyl, Piroiiidnyi, A^ce^^ 

Ethoxycarbonyl, Hydroximindinethylj" nfiyd^^ Mefhoxmrinomethyl, 
20 Ethoximinomethyl, Methoxiniinoethyl, Ethoxinodnoethyl, GJyclopropyl, Cyclobutyl, 

Cyclopentyl oder Cycloliexyl, ' 

in 2,3-Position verkniipftes 1,3-Propandiyl, Methylendioxy (-O-CH2-O-) oder 1,2- 
Etiiylendioxy (-O-CH2-CH2-6-), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, 
gleichartig oder verschieden substituiert sein konnen durch Fluor, 'Chlor, Methyl, 
25 Ethyl, n-Propyl, i-Propyl und/oder Trifluormethyl. 

4. Pyrazolopyrimidine der Formel (1) gemaB einem oder mehireren der Anspruche 1 bis 3, in 
denen 

r5 fur Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Methylthio steht und 

r6 fiir 2,4-, 2,5- oder 2,6-disubstituiertes Phenyl, oder 2-substituiertes Phenyl oder fiir 
30 2,4,6-trisubstituiertes Phenyl steht, wobei die Substituenten gewahlt sind aus der 

Gruppe 
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Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Formyl, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-. 




miethylffi • t^iMbrcmonne^^ Triflt^^ Trifluoimethyisulfin 
Triflubrmethylsulfonyl, Trichlorefhinyloxy, Trifluorefhiiiyloxy, Chlorallyloxy, I- 
odpropargyloxy, Metiiylanmo, Et^^ oder i-Propylamino, Dimethylami- 

no, Diethylamino, Acetyl, Propionyl, Acelyloxy, Methoxycarbbnyl, Ethoxycarbo- 
nyl, Hydroximinomethyl, Hydroxiimnoethyl, Methoximinoraethyl, Ethoximino- 
methyl, Me^^ CySld^ 

Verfehfen zur Herstellimg von Pyrazolopyrimidinen tier Forinel (T) gemaU einem pder 
meiir^reii <ier 1 bis 4, dadurcfi gekeiimiicimbi dass nian 

a) ■ ' ' Glyano^Ver^^^ 




inwelcher . 

r2, r3^ r5 ujid die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
entweder 

a) mit Sauren und Wasser gegebenenfalls in Gegenwart eines Verduimungs- 
mittels umsetzt. 



oder 




pffl^mfeSalz in Gegedwart ei- 
in G^^edwart eines Katal^a^ 




3 



10 



J 



15 



20 



Oder 



b) C^bonyl-Veibpdungen der Fqrmel 




in welcher 



Rl, R2 r6 r7 ^^^^^ angegebeneni Bedeutungrai haben, 

mit Amino- Verbmdimgen der Fonnel 



H2N-R8 



OV) 



in welcher 



R^ die.obenangegebenenBedeutungenhat, 

in C3eg«,wart eines VerdOnnungsmittels und gegebenenfells in Gegenwart eines Katalysa- 
tors umsetzt. wobei die Amino-Veibindungen der Foimel (IV) auch in Fonn ihrer SM- 
readditions-Salze eingesetzt werden konnen. 

Mittel 2ur Bekampfung von unerwQnschten Mikroorganismen, gekennzeichnet durch einen 
GehaJt an mindestois einem Pyrazolopyrinudin der Fonnel (D gemMB einem oder mehreren 
der Anspriiche 1 bis 4 neben Streckmitteln und/oder oberflachenaktiven Stoffen. 





Anspniche 1 bis 4 auf die imerwunschten Mikrborganismen und/oder deren Lebensraum 
ausbringt. 

10. Verfahren zur Herstellung von Mitteln W BekSmpfung von unerwOnschten Mikrp- 
10 organismen, dadurch gekennzeichnet, dass man Pyra2»Iopyriinidine der Fonnel (1) geniaB 

einem oder mehf eren der Ansprflche 1 bis 4 mit Streclonitteln und/oder oberflachenaktiven 
Stoffen vennischt, " ■ ' 



J 
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